
PROCEDIMIENTO PARA PREPARAR FENILGUANIDINAS SUBSTITUIDA.3 -

^^¿¿^/BAYERAKTIENGESELLSCHAFT., entidad .alemana, resi­

dente en Leverkusen-Bayerwerk, República Federal

El presente inventó se refiere a un procedimien­

to de obtención de nuevas fénllguanidlnas substituidas, 

útiles como medicamentos, particularmente antihelminticos^ ..

M



Ya ae dií a conocer que fenilguanidinas de la fírma­
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en la cual representan

R alquilo de bajo peso molecular y 

R' tanto alquilo de bajo peso molecular, oomo también 
hidrógeno,

muestran efectos antihelmínticos (véase al respecto: Paten­

te publicada no examinada de la República Federal Alemana 

No. 2.117.293). Sin embargo, muestran la desventaja de que 

su efecto antihelmíntico es sustanoialmente más débil que 

áquél de las fenilguanidinas substituidas de acuerdo con 

el invento.

Se ha encontrado que las nuevas fenilguanidinas subs­

tituidas de la fórmula

NH-R ( I )

25
NH-R1
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R y R' son diferentes uno de otro y representan alternativa­
en la cual los radicales

mente cada vez uno de los gestos

-COR
N-COOR"

'NH-COR
en cúyaB últimas fórmulas representan

4R hidrógeno,
alquilo eventualmente substituido, 
cicloalqullo eventualmente substituido, 
arilo' eventualmente substituido, 
amino eventudlmente substituido,- 
alcoxi eventualmente substituido y. 
aralquilo eventualmente substituido;

5R alquilo eventualmente substituido,
alquenilo eventualmente substituido y 
alquinilo eventualmente substituido;

g .
R hidrógeno,

alquilo eventualmente substituido, 
cicloalquilo eventualmente substituido, 
alcoxi eventualmente substituido, 
alqueniloxi eventualmente substituido, 
alquiniloxi eyéntualmente substituido, 
arilo eventualmente substituido, 
aralquilo eventualmente substituido, 
alquenilo eventualmente substituido, 
alquinilo eventualmente substituido;

y en cuya fórmula (I)
2 3R y R pueden ser iguales o diferentes y representan

hidrógeno, alquilo eventualmente substituido,
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alcoxi eventualmente substituido, amino eventualmente 
substituido, halógeno, halógenoalquiló, ciano, alquiltio 
eventualmente substituido, acilo eventualmente substi­
tuido, carbalcoxi eventualmente substituido, y 

X representa un átomo de oxigenó, un átomo de azufre, el 
grupo sulfinilo y el grupo sulfonilo, 

muestran muy buenos efecto antihelmínticos.
Además se ha encontrado que se obtienen las fenilguanidi- 

nas substituidas de la fórmula (I), si derivados substituidos 
de anilina de la fórmula 

,3K-

^  3\\-NH-C0-R^ (ID

NH^
en la cual

R , R , R y X tienen los significados arriba definidos 
y X puede estar enlazado con la posición 4 o la posición $ 
del grupo 1-amino-fenilo substituido de la fórmula (II), 

se hacen reaccionaran presencia de un diluyente y eventual­
mente en presencia de un ácido, con isotio&reas de la fórmula

N-COOR*̂
R 7 - S - /

^NH-COR^
(III)

en la cual
5 6R y R tienen los significados arriba definidos y

R^ representa alquilo con 1 a 4 átomos de carbono.
25
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Asimismo, son posibles otras vías para la obtención de 

los compuestos arriba menOionados de fórmula ,(1), dónde X 

signifioa un resto sulfinilo y/o un resto sulfonilo. Asi 

se obtienen, por oxidación de los compuestos de fórmula (I),

donde X significa un átomo de azufre, con un equivalente

de HgOg las fenilsulfinilfenilguanidinas y con dos equiva­

lentes de HgOg la fenilsulfónilguanidina.

E3. siguiente ejemplo explica el método:

2 HgOg 
(0^ 00)2 0

-NH-CO-C, H? 
^^^N-COOCH^

^NH-CÓ0CH3

-NH-CO-C3H7 . 

^NH-COOCH^

-NH-CO-C, H? 
^^^N-COOCH^

""NH-COOCH,

20 El lugar de HgOg se pueden emplear también otros agen-

' tes de oxidación, siendo mencionados, como ejemplo:

perácidos orgánicos, tales como ácido peracético, ácido per- 

fórmioo, ácido perbenzoioo, ácido m-cloroperbenzoico, áci­

do monoperftálioo, peróxidos inorgánicos, tales como peró- 

^5 xldo de hidrógeno, disuelto en agua o en ácidos orgánicos



ios compuestos según la invención de la fórmula (I) 
pueden existir en formas tautómeras, como desea demostrarse 
con él siguiente ejemplos

En esta memoria descriptiva, las respectivas fórmulas 
estructurales - por razones de uniformidad - fueron formuladas 
análogamente en todos los casos.

Sorprendentemente, las fenilguanidinas substituidas según 
el invento muestran un efecto antihelmíntico considerablemente 
superior a aquál de las fenilguanidinas mencionadas en la Pa­
tente publicada no examinada de la Rep. Fed. Alemana Nó. 2.117.293 
que son las substancias activas qimicamente m&s parecidas de - 
igual índole de efecto. Por consiguiente, las substancias acti­
vas según el invento representan un valioso enriquecimiento de 
la farmacia.

Si, como substancias de partida, se emplean N,N'-bis- 
metoxicarbonil—S-metil-isotioúrea y 2-amino- 3 -fenoxi-n-

'NH-COOR̂
'NH-CO-Rg
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butiranilida, el desarrollo de la reacci6n puede ser represen­
tado por el siguiente esquema de fórmulas:

+ CH,S-C
N-COOCH^

NH-COOCHr

.NH-CO-C^Hy^^ "+ CH^SH
,N-COOCH,' ^  3NH-C^
HH-COOCH,

13 Sî  como substancias de partida, se emplean N-̂ metoxi-
carbonil-N'-propionil-S-metil-isotioíurea y 2-amino-5-fe.niltio- 
acetanilida, el desarrollo de la reacción puede ser represen- 

; tado por el siguiente esquema de reacción:

20

^N-COOCH^.
i + C H ^ s V  '

^NH-CO-CgH^
NH.

25

NH-CO-CH^ + 
^N-COOCH^

NH-C^NH-CO-CgH^

CH^SH
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1 En las fórmulas (II) y (III), los radicales alquilo
2 ^ 4 5 6R  ̂R , R , R*̂  y R eventualmente substituidos son radicales 
alquilo lineales o ramificados con preferiblemete 1 a 6, par­
ticularmente 1 a 4 átomos de carbono. A título de ejemplo,

5 sean mencionados metilo, etilo, n- e iso-propilo, n-, iso- y 
ter-butilo eventualmente substituidos.

5 6En la fórmula (III), los radicales alquenilo R**y R 
eventualmente substituidos son radicales alquenilo lineales
0 ramificados con preferiblemente 2 a 6, particularmente 2 a 4 

10 átomos de carbpno. A titulo de ejemplo, sean mencionados
etenilo, propenilo-d), propenilo-(2) y butenilo-(3) eventual­
mente substituidos.

i. 5 6Los radicales alqqpilo R y R eventualmente substituidos 
de la fórmula (III) son radicales alquinilo lineales o rami- 

15 ficados con preferiblemente 2 a 6, particularmente. 2 a 4 átomos 
de carbono. A titulo de ejemplo, sean mencionados etinilo, 
propinilo-(l), Propinilo-(2) y butinilo-(3) eventualmente subs­
tituidos.

Los radicales alcoxi R^, R̂ , R̂ , R^ eventualmente substi- 
20 tuidos en las fórmulas (II) y (III) son radicales alcoxi li­

neales o ramificados con preferiblemente 1 a 6, particularmente
1 a 4 átomos de carbono. A titulo de ejemplo, sean mencionadas 
metoxi, etoxi, n- e iso-propoxi y n-, iso- y ter-butoxi even­
tualmente substituidos.

2 325 Los radicales alquiltio R , R eventualmente substituidos
en la fórmula (II) son radicales alquiltio lineales o ramifi-



' ¡

' 1 . cados con preferiblemente 1 a 6,- particularmente 1 a. 4 átomos 
da carbono*. A pítulo de ejemplo, sean'mencióMdos Aetilíio, 
étiltio,- n- e iso-propiltio, n-, iao- y ter-butiltio eventual- 

- . mente substituidos.
5 Los radicales acilo R y Ir eventualmente substituidos

de la fórmula (II) son radicales acilo con 1 a 6, preferible­
mente 2 a 4 átomos de carbono. A titulo de ejemplo, sean men­
cionados: formiío, acetilo, propionilo, n-butirilo, isó-butirilo.

Los radicales carbalcoxi eventualmente substituidos R^, R^
10 de la fórmula (II) son radicales carbalcoxi lineales o ramifi­

cados con* preferiblemente 2 a 7, particularmente 2 a 5 átomos 
de carbono. A titulo de ejemplo, sean mencionados carbometoxi, 
carboetoxi, carbo-n- e-iso-propiloxi y carbo-n-, -iso- y -ter- 
butiloxi. ,

15 Los radicales halogenoalquiloR^ y R-̂  de la fórmula (II)
contienen preferiblemente 1 a 4, particularmente 1 o 2 átomos 
de carbono, y preferiblemente 1 a 5, particularmente 1 a 3 

átomos de halógeno iguales o diferentes; siendo átomos de ha­
lógeno preferiblemente átomos de flúor, cloro y bromo, parti- 

. 20 cularmente de flúor y cloro. A titulo de ejemplo, sean mencio­
nados trifluormetilo, cloro-di-fluormetilo, bromometilo, 
2;2,2-trifluoretilo y pentafluoretilo.

El halógeno R , R en la fórmula (II) es preferiblemente 
flúor, cloro, bromo o yodo, particularmente flúor, cloro o 

25 bromo.

-  10
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1 Los radicales arilo eventualmente substituidos R' y R",
en las fórmulas (II) y (III), son radicales afilo con prefe­
riblemente 6 o preferiblemente 6 a 10 átomos de carbono en la 
parte arilo. A titulo de ejemplo, sea mencionado fenilo o 

5 naftilo eventuálmente substituido.
. . ' 4 6Los radicales aralquilo eventualmente substituidos R y R , 

en la fórmula (III), son radicales aralquilo eventualmente 
substituidos en la parte arilo y/o en la parte alquilo con pre­
feriblemente 6 o 10, particularmente 6 átomos de carbono en la 

10 parte arilo, y, preferiblemente 1 a 4, particularmente 1 ó 2 

átomos de carbono en la parte alquilo, pudiendo la parte al­
quilo ser de cadena recta o ramificada. A titulo de. ejemplo^ 
sean mencionados bencilo y feniletilo eventualmente substituidos.

Los radicales cicloalquilo eventualmente substituidos 
15 R^, R^ en las fórmulas (II) y (III) son radicales cicloalquilo

mono- , bi- y triciclicos con preferiblemente 3 a 10, particu­
larmente 3, 5 o 6 átomos de carbono. A titulo de ejemplo, sean 
mencionados: ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclo- 
hexilo, cicloheptilo., biciclo-/*2,2,lJ7-heptilo, biciclo-'

20 ¿**2,2,2_J7-octilo y adamantilo eventualmente substituidos.
Los radicales alqueniloxi eventualmente substituidos R^ 

en la fórmula (III) son radicales alqueniloxi lineales o rani- 
ficados con preferiblemente 2 a 6, particularmente 2 a 4 áto­
mos de carbono. A titulo de ejemplo, sean mencionados: eteniloxi, 

25 propenil-(l)-oxi, propenil-(2)-oxi y butenil-(3)-oxi eventual-
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.1 mente subatltuidos'.
- Los rndicaioa .alqüinlloxi ovontualmenté substituidos R
en la fórmula (III) son radicales alquiniloxi lineales o rami-, 
ficados con preferibelemente 2 a 6, particularmente 2 a 4

5 átomos do-carbono. A titulo de ejemplo,, sean mencionados:
- - - * / . : etiniloxi, propinil-(1)-oxi, propinil-(2)-oxi y butinil-(3)-

. oxi oventualmente substituidos^
' ' O '

El radical R/ alquilo en la fórmula (111) es preferible­
mente metilo o etilo. '

10 Como substituyentos para los radicales R^, iP, R̂ , R^ y
.* R^ entran en consideración: acilo con preferiblemente 2 a 4 

átomos de carbono, carboalcoxi con 2 a 4 átomos de carbono, 
alcoxialquilo con cada Tez 1 a 4 átomos de carbono en la parte, 
alcoxi y en la parte alquilo, aralquilo con preferiblemente 

15 1 a 4 átomos dé carbono en la parte alquilo y con preferible­
mente 6 átomos de carbono en la parte arilo.

Son particularmente preferidos los compuestos de la fór-
mula (I), en los cuales representan:
2 3 'R y R hidrógeno, metilo, etilo, n-butilo, metoxi, atoxi,

20 flúor, cloro, bromo, ciano, metilmercapto, trifluor-
metilo, acetilo, proplonilo, aeetilamino, carbometoxi- 
amino,

4 " ' ' *R * metilo,' etilo, propilo, n-bütilo, iso-butilo, n-pentilo,
n-hexilo, ciclopentilo, ciclohexilo, fenilo, bencilo,

25 metoximetilo, metoxi, eto'xi, fenoximetilo, metilamino,
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etilamino, n-butilamino, n-cianopentilamino, B-metoxi- 
etilamino,

CR"̂  metilo, etilo, iso-propilo, sec-butilo, propenilo-(2), 
propinilo, y

R^ metilo, etilo, propilo, isopropilo, n-amilo, isoamilo, 
n-butilo, ciclohexilo, bencilo, metoximetilo, fenoxi- 
metilo, alilo, crotilo, metalilo, metoxi, etoxi, iso- 
propoxi, sec-butiloxi, propenil-(2)-oxi, propinil-(2)- 
oxi, 2-metil-propenll-(2)-oxi.
Las tio&reas empleadas como substancias de partida están 

definidas por la fórmula (III). En parte son conocidas (com­
párese: Olin y Dains. J. Amer. chem. Soc. ¿2, 3326 (1930), asi 
como Patente norte-americana No. 2.993*502) y en lo demás 
pueden ser fácilmente obtenidas en analogía oon procedimientos 
conocidos. Para su producción, por lo general, se parte de 
N-aciltio&reas conocidas ¿"compárese: p.ej. Berichte der deut- 
schen chemischen Gesellschaft, 6, 755 (1873); Ann. chim. (5)
11, 313 (1377); J. Amer. Chem. Soc. 62, 327^ (19̂ *0 )¿7, que en 
forma también conocida se hacen reaccionar con agentes de al-
quilación, tales como halogenuros, sulfatos y sulfonatos alquí- 

a formar las correspondientes S-alquil-N-acil-tio&reaa 
licos^"compái*ese: p.ej. J. org. Chem. ¿Ot 560 (1965); Chem.
Pharm. Bull. (Tokyo), 9, 245, (1961)_7- Estas S-alquil-N-
acil-isotioáreas pueden hacerse reaccionar entonces con ásteres
de ácidos halogenofórmicos o también con ásteres dialquilicos
de ácido piro_carbónico ¿"compárese: Ber. Dtsch. chem. Ges. 71.25



í. 1797 (1938) 7 a formar.las S-alqull-Nt-acil-alcoxicarbonll-
iso^ioúreas.

Esta 'última reacci&n°corresponde al principio do la cono­
cida .substitución de S-alquil-isotioúreas con ásteres.alquili- 
eos de ácido clorofórmico ^"compárese: J. Amor. chem. Soc. 52.

' 3326 (1930)_7.
Como ejemplos de las isotioúreas aplicables según el in­

vento, sean mencionadas:
N,N'-bi6-matoxicarbónil-S-metil-isotioúrea . (P.f. =99-100°C),

10 N,N'-bis-etoxicarbonil-S-metil-isotioúrea ( " =50-51°C),
N-etoxioarbonil-N'-propionil-S-metil-isotioúrea (P.f. = 92-94.°C),
N-metoxicarbohil-N'-propionil-S-m¿tll-isotioúrea.(P.f.= 97-99°C),
N-metoxicarbonil-N'-etoxiacetil-S-metil-isotioúrea (P.f. =

69-70°C),
N-metoxicarbonil-N'-ciclohexilcarbohil-S-metil-isotioúrea

(P.f. = 67-6§°C),
15 N-metoxicarbonil-N^-benzoil-S-metil-isotioúrea (P.f. = 55-56 C), 

N-etoxicarbonil-n'-benzoil-S-metil-isotioúrea (P.f. = 79-80^0), 
N-etoxicarbonil-N'-metoxicarbonil-S-metil-isotioúrea

(P.f. = 690),
N-aliloxicarbonil-N'-metoxicarbonil-S-Metil-isotioúrea,
N-propiniloxicarbonil-N'-metoxiearbonil-S-metil-isotioúrea,

.20 N,N'-bis-aliloxicarbonil-S-metil-isotioúrea,
N^N'-bis-propiniloxicarboniljS-metil-Isotioúrea.

' Las 2-amino-anilidas substituidas empleadas como substan­
cias de partida! en parte aún no son conocidas. Pueden ser pro­
ducidas fácilmente en analogía con procedimientos conocidos 

25 ' de la literatura.



Asi puede obtenerse p.ej. la 2-aminü-5fenoxi-butiranilida 
a partir de la conocida 2-nitro-5-fenoxi-anilina por acilaci6n 
con cloruro de butirilo formando la 2-nitro-5-fenoxi-butir. ' 
anilida, y después de la siguiente hidrogenación catalítica:

CH3-CH2-CH2-COCI

Raney-Ni/Hg
--------- :----- ;------- ^

15-

7 ^-NH-CO-C^-CÍ^-CH^

20 Las fenilsulfinil-anilidas pueden ser obtenidas según un 
mútodo en si conocido por oxidación de las feniltio-anilidas 
con H2O en anhídrido acético o con perecido benzóico en di- 
oxano o cloroformo, por ejemplo:

25
-NO,

H202

NH-C0C2H^ (CH^C0)20

NH-COCgH^
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1 Por oxidacián con en ácido acático glacial a una
tépperattiia elevada, se obtienen las feniisulfonil-anilidas, 
por ejemplo?

10

Algunas fenilsulfonil-anilidás puÁdeíí ser obtenidas tam­
bién por reacpiSn de bencenosulfinato de sodio con 2-nitro-5- 
cloroanilinasegán la siguiente ecuaciín:

14o°C
- .' - ' >DMF-

'NH^

<7 V^-SO^Na + C l - ^ T ^ - N O g

20 Como ejemplos de las 2-amino-anilidas aplicadas como subs­
tancias de partida, sean mencionadas: 
2-amino-5-fenoxi-acetanilida
2- " -5- " -propionanilida .
2- " -3- " -butiranilida

25 2- .. . 5. " -iso-butiranilida
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1 2-amino-5-feaoxi-Yaleraailida
2- " -5-. M -iao-valeraailida
2- " -5- n -caproaaailida
2- " -5- -ciclopeataacarboaaailida

5 2- = -5- -iso-capronanilida
2- " -5- -ciclohexancarbonaailida
2- " -5- -fenilacetanilida
2- " -5- !! -feaoxiacetaailida
2- " -5- ñ -benzanilida

10 N-(2-amiao-5-feaoxi-feail)-N'-metil-úrea
N-(2- n -5- n _ n )-N'-etil-&rea
N-(2- tt -5- M Ü )-N'-butil-&rea
N-(2- n -5- !! ^ )-N'-íú -cianopáatil-&ra
N-(2- <t -5- !! , n )-N'-R-metoxietil-&rea

t5 N-(2- )! -5- " - M )-N'-bencíl-úrea
N-(2- t) -5- n  ̂ n )-N'-fenil-&raa
2-aminc -5- (4-metil-fenoxi)-pyopionaailida
2- " -5- (4- M - " )-butiraailida
2- " -5- (4- " - M )-aoetanilida

20 2- " -5- (3- !! - M )-propionaailida
2- " -5- (3- n - '! )-butiraailida
2- " -5- (3- H - " )-aeetanilida
2- " -5-(2- M _ n )-propioaaailida
2- " -5- (2- H  ̂ n )-butiraailida

25 2- " -5- (2- U  ̂ " )-acetanilida



1 2-amino-5-(4-cloro-feaoxi)rpropionanilida
2- tt -5-(4- " - )) )-butiraniíida
2- tt -5-(4-." - !) )-acetanilida
2-. tt -5-(3- " - n )-propionanilida

5 2- n -5-Í3- )! )-butiranilida .
2- tt -5-(3-," - a )-acatanilida ,
2- í) -5-(2- " - M r)-propíonanilida
2- tt -5-Í2- " n )-bütiranilida
2- tt -5-(2- " - n )-acetanilida

10 2- tt -5-(4-metoxi-fenoxi)-propionanilida
' 2*̂ tt -5^(4- " - o )-butiranilida

2- tt -5-(4- " - tt )-acetanilida
2-amino-5-(3- " - tt )-propionaailida
2- !t -5-(3- " - tt )-butiranílida

15 2- t) -5-(3- " - tt )-acetanilida
2- tt -5-'(4-metiltio-feaoxi)-propionanilida
2- H -5-(4- " -- " )-butiranilida
2- tt (4- " . " )-aeataailida
2- tt -5.(3- " - " )-propionaallida

20 2* tt -5-(3- " - " )-butiranilida
2- ) ! -5-(3- " - - " ° )-acetanilida
2- )! ?5-(4-ciaao-fenoxi)-propionanilida
2- t t -5-(4- - t t )-butiranilida
2- H -5-(4- " - t t )-aeatanilida

25 2- !! -5-(3- " t t )-pro pioaanilida
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2-amino-5-(3**ciano-fenoxi)-butiranilida 
2- " -5-(3- " - " )-acetanilida
2- " -5-.(4-acetil-fenoxi)-propionahilida 
2- " -3-(4- " - " )-butiranilida
2- " -5-(4- " - . )-acetanilida
2- " -5-(4-propionil-fenoxi)-propionanilida 
2- " -5-(4- " - " )-butiranilida
2- " -5-(4- " - " )-acetaailida
2- " -5-(4-racetilamino-fenoxi)-propionanilida 
2- " -5-(4 " - " )-butiranilida
2- " -5-(4- " - " )-acetanilida
2- " -5-(4-metoxicarbonilamino-fenoxi)-propioaanilida 
2- " -5-(4- " - " )-butiranilida
2- " -5-(4- " - " )-acotanilida
2- " -5-(4-metoxicarbonil-fenoxi)-propionanilida 
2- " -5-(4- " - " )-butiranilida
2- " -3-(4- " - " )-acetanilida
2- " -5-(4-etil-fenoxi)-propionanilida 
2- " (4- " - " )-butiranilida
2- " -5-(4- " - " )-acetanilida
2- " -5-(3!4-dimetil-fenoxi)-propionanilida 
2- " -5-(3,4-dimetil- " )-butiranilida
2- " -$-(3,4- " - " )-acetanilida
2- " -5**(2-metil-4-cloro-fenoxi)-propionanilida 

" -5-(2- " -4- " -25 2- " )-butiranilida



1 2-amino-5-(2-metil-4-cloro-f'enoxi)-aoetanilida 
2—  " -5-(3,4-diclóro-fenoxi)-propionan±lida 
2- '! -5-(3,4- - " )-butiraailida
2- -5-(3,4- o - n )-acetanilida

5 2- " -5-(4-bromo-fenoxi)-propion6Uiilida'
2- " -5-(4- " - " )-butiranilida
2- " -5-(4-bromo-fenoxi)-aoetanilida 
2- " '-5-(3.5-dimetil-fenoxi)-propionanilida
2-- " -5-(3,5- " - " )-butiranilida

10 2-. . " -5-(3,5- " - " )-acbtanilida
2-amino-5-(4-butil-fenoxi)-propionanilida

. 2- tt -5-(4- " - tt )-butiranilida
2- )t -5-(4- " - n )-acetanilida
2- 0 -5-(3- " - tt )-propionanilida.

15 2-.amino-5-(3- " - tt )-butiranilída
2- n -5-(3- " - tt )-acetanilida
2-amino-4-fenoxi-aoat anilid a
2-amino-4- n -propionanilida
2-amino-4- n -butiranilida

20 2-aminó-4- M -iso-butiranilida
2- " -4- -valeranilid^
2r " -4- n -iao-valeranilida
2- " -4- -capronanilida
2- " -4- n -iao-capronanilida

25 2— n —4— M -eiolopentancarbonaniíida



2-amino-4-fenoxi-ciclohexáncarbonanilida
2- " -4- " -fenilacetanilida
2- '! -4- " -fenoxiacetanilida
2- " -4- tt -benzanilida

5 N-(2-amino-4-fenoxi-fenil)-N'-metil-úrea
N-(2- " -4-' n - " )-N'-etil-úrea
N-(2- " -4- n - M )-N'-butil-úrea
N-(2- " -4- - M )-N' -id -cianopentil-úr<
N-(2- " -4- H  ̂ n )-N'-B-metoxiétil-úrea

10 N-(2- " -4- !) - n )-N'-bencil-úrea
N-(2- - " -4- - M )-N'-fenil-úrea
2-amino-4-(4-metiL-fenoxi)-propionanilida
2- " -4-(4- - M )-butiranilida
2- " -4-(4Í - M )-acetanilida

15 2- " -4-(3-metil--fenoxi)-propionanilida
2- " -4-(3- . M )-butiranilida
2- " -4-(3-metil-. M )-acetanilida
2- " -4-(2- !! M )-propionanilida
2- " -4-(2- !! H )-butiranilida

20 2- " -4-(2- )-acetanilida
2- " -4-(4-cloro-f eüoxi)-propionanilida
2- " -4-(4- " - !! )-butiranilida
2- 1 -4-(4-cloro-fenoxi)-acetanilida
2- " -4-(3- n )-propionanilida
2- " -4-(3- " - " )-butiranilida25
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t
i .

. 1 Si*ámino-4-(.3- c l6ro-feR6x i)-á e é ta H iliá Á

2- . tt -4-(2- !! )-propionánilida
, 2- tt -4-Í2- U )-butiraniiida

2- tt -4-(2- n -  H )-aOetanilida
' . 5 2- tt -4-(4-me toxi-fenoxi)-propionanilida

2- tt -4-(4- !! )-butiranilida
, 2- tt -4-.(4- -  " )-acetanilida

2 - tt -4-(3- n ^ !! )-pro pionanilidá
2- tt -4-(3- n -  " )r-butiranilida

10 2- tt -4-(3- !! -  " )-aoetanilidá
2- tt -4-(4-metiltio-fenoxi)-propionaniiida
2 - tt -4 - (4 - tt ^ tt )-butiranilidá
2- tt -4-(4- tt -  tt )-acetanilida
2 - tt -4-(3- tt -  tt )-propiónanilida

15 2- tt -4-(3-' tt -  tt )-butiranilida
2 - tt -4-(3- tt -  t< )-ao$tanilida
2- tt -4- (4-c ia n o -f  en o xi)-pro p io n a n ilid a

2- tt -4- Í4- tt -  tt * . )-b u tir a n ilid a -

2— tt -4- (4- tt -  tt ) -a c e ta n ilid a

20 2- tt -4- (3- tt " )-p ro p io n an ilid a

2- tt -4- í3- tt -  tt ) -b u t ir a n ilid a

2- tt -4- (3- tt -  tt )-a c e ta n ilid a  .

2- tt --4- (4-a c a til- fe n o x i)-p r o p io n a n ilid a

2- tt -4- (4- H -fe n o x i) - b u t ir a n ilid a

25 2- tt -4- ( 4̂ - <! -  tt )-a o e t ila n i.lid a
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5

10

15

20

2-amino-4-(4-propionil-fenoxi)-propionanilida
2- !! -4-(4- " " )-butiranilida
2- n -4-(4- " " )-acetanilida
2- !! -4-(4-acetilamino-fenoxi)-propioanilida
-2- -4-(4- " " )-butiranilida
2- M -4-(4- " " )-acetanilida
2-,amino-4-(4-metoxicarbonilamino-fenoxi)-propionanilida
2- M -4-(4- " " )-butiranilida
2- !! -4-(4-, " - " )-acetanilida
2- n -4-(4-metoxicarbonil-fenoxi)-propionanilida
2- !t -4-(4- " " )-butiranilida
2- n -4-(4- " " )-acetanilida
2- M -4-(3,4-dimetil-fenoxi)-propionanilida -
2- n -4-(3,4- " - " )-butiranilida
2- M -4-(3,4- " - " )-acetanilida
2- !t -4-(2-metil-4-cloro-fenoxi)-propionanilida
2- n -4-(2  ̂ " -4- " " )-butiranilida
2- !! -4-(2- " -4- " - " )-acetanilida
2-amino-4-(4-etil-fenoxi)-propionanilida
2- M -4-(4- " - " )-butiranilida
2- H -4-(4-etil-f enoxi)-acetanilida
2- U -4-(3,4-dicloro-fenoxi)-propionanilida
2- !! -4-(3,4- " - " )- "
2- t! -4-(3,4- " - " )-acetanilida

25 2-amino-4-(4-bromo-fenoxi)-propionanilida
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' 1 '2-MiRo*-4<-(4*brom o-fenoxi)-.butirañilíd a '

2-' M .-4 -(4-  " a ) - a c e ta a ilid a

*2- n -4- (3,5-d im e til- fe a o x i)-p ro p io a a n ili(

2- H - 4 - (3,5-  " - " ) - b ü t ir a n ilid a

5 2- n -4- (3, 5-  " - "  ) -a c e tá n il id a

'2- -4- (4- b u til- fe a o x i)-p r o p io a a a ilid a

'2- n -4 - (4 -  tt n ) - b u t ir a a il id a

2- n n ) -a e e ta a il id a

2- n - 4 - (3-  " - !! )-p ro p io a a a ilid a

10 2- n - 4 - (3-  "  - )-b u tir a a ilid a .

.2- - 4 - (3-  " - ) - a c e ta a ilid a

2-amino-5-feniltlo-acatanilida
2- tí -5- tt -propioaaailida
2- tt -5- tt ' -butiráailida
2- tt -5- tt -iso-butíranilida
2- tt -5- tt -valeranilida
2- tt -5- tt -iao-valeraailida
2- tt -5- tt -oaprbnanilida *

2- tt -5-.. tt -iso-caproaaailida
2- tt -5- tt -ciclopentaacarboaanilida
2 .̂ tt tt -ciclohexaacarboaaailida
2- tt -3. tt -fenilaoetanilida
2- tt -5- tt -fenoxiaoetanilida!*
2- tt -5- tt -benzaailida

25 ' N-(2-amiao-5-feniltio-faail)-N!-matil-&rea



- 2 5

10

15

20

25

N-(2-amino-5 
N-(2-amino-5' 
N-(2-amino-5 
N- (2-amino-5' 
N- (2-amino-5' 
N-(2-amino-5' 
2-amino-5- (4' 
2- " -5-(4.
2- " -5-(4.
2- " -5-(3. 
2- " -5-(3- 

2- " -5-(3- 
2- " -5-(2- 
2-amino-5-(2- 
2- " -5-(2-
2- " -5-(4- 
2- " -5-(4-
2- " -5-(4-
2-amino-5-(3- 
2- " -5-(3- 
2- " -5-(3-
2-  "  - 5-(2 
2- " -5-0!
2- " -5-(2
2- " -5-(4

-feniltio-fenil)-N'-e til-úrea*
" - " )-N'-butil-úrea
" - " )-N'-óJ-cianopentil-úrea
" " )-N'-ü-metoxietil-úrea

- " - " )-N'-bencil-úrea
- "  ̂ - " )-N'-fenil-úrea 
-metil-feniltio)-propionanilida
- " - " )-butiranilida

" - " )-acetanilida
" - " )-propionanilida

- " - " )-butiranilida
-metil-feniltio)-acetanilida

" - " )-propionanilida
- " - " )-butiranilida

" - " )-acetanilida
-cloro-feniltio)-propionanilida 

" - " )-butiranilida
" - " )-acetanilida

'doro-f eniltio )-propionanilida
tt

"

— " ^

M _

n

)-bütiranilida
)-acetanilida
)propionanilida
)-butiranilida
)-acetanilida

metoxi-feniltio)-propionanilida
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1 2-am ino-5-(4-& 6toxi-feR ÍÍtio)-butirM Íliáa
' 2 - ' H -5-(4- t t  - t t )-acétanllida

2 - t t !
t<

\

t! )) )-propionanilida
2 - t t -5-(3- tt. ^ t t )-butiranilida

5 2 - t t -5-(3- t t  - t t )-acetanilida
2-  "  -5 - ( 4 - m e t i l t io - fe n i l t io ) - p r o p io n a n i l id a

2- tt -5 - (4 - t! "  ) - b u t ir a n i l id a

2- t! -5 - (4 - tt -  - " )-a ,b e ta n ilid a

2- t! -5 - (3 - tt -* " ) -p ro p io n a n illd a

2-- tt -5 * (3 - tt - "  ) - b u t ir a n i l id a

2- tt -5 - (3 - tt "  ) -a c e ta n il id a

2- tt - 5 - ( 4 - c la n o - fe n i l t io ) -  p ro p io n a n ilid a  *

2- tt -5 - (4 - tt _ tt ) - b u t ir a n i l id a

2- tt - 5 - Í4 - tt tt ) -a o e ta n ilid a

2- tt -5 - (3 - tt - tt )-p ro p io n a n llid a

2- tt -5 - (3 - tt _ tt ) - b u t ir a n i l id a

2- tt -5 - (3 - tt <t )-aeetan ili<^a

2- tt -5 - (4 - a c e t i l - fe a i í t io ) - p r p p io n a n i l id a

2- tt -5 - (4 - !! ^ t! ) - b u t ir a a iI id a

2- tt - 5 - Í 4 - ' . tt ) -a c e ta n il id a

2- tt -5 - (4 -p ro p io n i l- fa n i l t io ) -p r6 p io n a n il id a

2- tt -5 - (4 - tt - "  ) -b u t lra n . i l id a  '

2- tt -5 - (4 - tt - " ) -a c e ta n il id a

2 -a m in .o -5 -(4 -a c e tiÍa m ia ó -fe n lltlo )-p ro p io n a n ilid a  

25 2-  "  -5 - (4 -  "  -  "  ) -b u b ira n il id a
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1

5

10

15

20

$-amino-5-(4-acetilamino-feniltio)-acetanilida 
2- " -5-(4-metoxicarbonilamino-feniltio)-propionanilida
2- " -5-(4- " - " )-butiranilida
2- " (4- " - " )-acetanilida
2- " -5-(4-metoxicarbonil-feniltio)-propionanilida
2- " -5-(4- " - " )-butiranilida
2- " -5-(4- " - " )-acetanilida
2- " -5-(3,4-dimetil-feniltio)-propionanilida 
2- " -5*(3{4- " - " )-butiranilida
2- " -5-(3t4- " - " )-acetanilida
2- " -5-(2-metil-4-cloro-feniltio)-proplonanilida
2- " -5-(2- " -4- " - " )-butiranilidá
2- " -5-(2- " -4- " - " )-acetanilida
2- " -5-(4Yetil-feniltio)-propionanilida
2- " -5-(4- " - " )-butiranilida
2- " -5-(4- " - " )-acetanilida
2-amlno-5- (3,4-dicloro-f eniltio)-propionanilida 
2- " -3-(3!4-dicloro-feniltio)-butiranilida
2- " -5-(3$4- " - " )-acetanilida
2- " -5-(4-bromo-feniltio)-propionanilida 
2- " -5-(4- H - " )-butiranilida
2- " -5-(4- " - " )-acetaailida
2- " -5-(3,5-dimetil-feniltio)-propionanilida
2- " -5-(3,5- " - "

" -5-(3,5- " - "25 2-
)-butiranilida
)-acetanilida



5

.10

20

. 25
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2-aminó-5"(4-t)üMl-fehiÍ'&io)-pi'dpídíianiÍida
2- " -$-(4- !! - " )-butiranilida
2- " -$-(4- U - " )-acatánilida
2- " -5-(3- !! - " )r-propionanilida
.2- " -5-(3- M -<< )-butiranilida
2- " -5-(3- n - " )-acetanilida.
2- " -4-feniltie-acatanilida
2- " -4- tt -propionanilida
2- ."' -4- tt -butiranilida'
2- -4- 0 -iso-butiranilida
2- '! -4- ", t t -valeranilida
2- " -4- t) -ieo-vaieranilida
2- " -4- t t -eapronanilida ^
2- " -4- . t t -iso-eapronanilida
2- " -4- t t -ciclopentanearbonanilida
2- " -4- tt -ciclohaxancarbonanilida
2- " -4- tt -fenilacetanilida.
2- " -4- t t -fenoxi'acetanilida
2- ." -4- * t t -benzanilida
N -(2-am 'ino-4-feniltio-f en il)-N '-m etil-úraa
N-(2- tt -4 - -  tt ) - N '- e t i l - i r e a

N-(2- tt -4 - !! -  " )-N '-b u til-& re a

N-(2- tt -4 - n -  " )-N '-d ]-e ia n o p a n til-á re a

N-(2- tt -4 - u -  '< )-N '.-¿-m eto x ia til-ú raa

N-(2- tt -4 - t! -  tt )-N '-b e n e il-ú re a
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1 N-(2-amino-4-feniltio-fenil)-N'-fenil-úrea 
2-amino-4-(4-metil-feniltio)-propionanilida
2- H -4-(4- !t )-butiranilida
2- t! -4-(4- !! ^ n )-acetanilida

5 2- M -4-(3- t! - tt )-propionanilida
2- !! -4-(3- " - !! )-butiranilida
2- !! -4-(3- " - tt )-acetanilida
2- W -4-(2- N n )-propionanilida
2- M -4-(2- M _ )t )-butiranilida

10 2- U -4-(2- M tt )-acetanilida
2- !t -4-(4-cloro- !! )-propionatiilida
2- !! -4-(4- )t ^ tí )-butiranilida
2- n -4-(4- n _ t! )-acetanilida

- 2- w -4-(3- !! n )-propionanilida
15 2- n -4-(3- !t _ t! )-butiranilida

2- M -4-(3- ^!! - t! )-acetanilida
2- M -4-(2- !! t! )-propionanilida
2- tt -4-(2- M ^ M - )-butiranilida
2- !! -4-(2- !! !! )-acetanilida

20 2- M -4-(4-metoxi-feniltío)-propionanilida
2- !! -4-(4- !! tt )-butiranilida
2- ! t -4-(4- H  ^ t ; )-acetanilida
2- t ! -4-(3- ! !  _ t ! )-propionanilida
2- n -4-(3- !t ! ! )-butiranilida

25 2- t t -4-(3- M ! ! )-acetanilida



.. - t '

1 . 2-ámiho-4-  (4- ia e t i l t io - f  a íí i lt ib  )-&f opiongtniílda

1o

15
.4

20

2-  - " - 4- (4- n - M )- b u t ir á n iíid a

2-  " ' ^4- (4- ' n - )-a c e ta n llid a

2-  " -4- (3- n — n )-p ro p io n a n ilid a

2-  " -4- (3- n ' - !! . )-b u tirán i.3.idd

2-  " -4- (3- ' )! - n ) - a c e ta a ilid a

2-  " -4- (4-o ia a o - fe n ilt io )-p r o p io n a n ilid a

2-  " -4- (4- !! - ) -b u t ir a n ll id a

2-  " -4- (4- M - )-a c e ta n ilid a

2-  . " -4- (3- <! - !! )-p ro p io n an ilid a

2-  " -4- (3- a - H )-b u t ir a n ilid a

2-  " -4- Í3- * !! ) -a c e ta n ilid a

2-  " -4- (4- a c e t il- fe n ilt io )- p r o p io n a H Í lid a

2-  " - ^ ( 4-. tt - o ) -b u t ir a n ilid a

2-  " -4- (4- o - " )-a o a ta n ilid a

2-  " -4- (4- p r o p io n il- fe n ilt io ) -p r o p io a a n ilid a

2-  " -4- (4- M - n )-b u tlr a n il id a

2-  " -4- (4- -  * ) -a c e ta n il id a

2-  " -4- ( 4-a ¿ e tila m in o -fe n ilt io )-p ro p io n a n ilid a

2-  " -4- (4- !! - " ) -b u tir a n ilid a ..

2-  " -4- (4- n - " ) -a c e ta n ilid a  .

25

2-  . '! -4-(4-metoxioarboRilamino-feniltio)-propiona!iilida 
2-  !" -4-(4- " - " )-butiranilida
2-  !' -4- (4-  f  " )-acetanilida
2- " -4-(4-metpxicarbonil-faniltio)-propíonanilida
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1 2-ajnino-4- (4-metoxicarbonil-f eniltio )-butiranilida
2- "H -4-(4- " )-acetanilida
2-amino-4-(3,4-dimetil-feníltio)-propionanilida
2- M -4-(3,4- " - " )-butiranilida

5 2- -4-(3,4- " - " )-acetánilida.
2- M -4-(2-metil-4-cloro-feniltio)-propionanilida
2- n -4-(2- " -4- " - " )-butiranilida
. 2- !! -4-(2-metil-4- " - " )-acetanilida

2- t! -4-(4-otil-feniltio)-propionanilida
10 2- M -4-(4- " - " )-butiranilida

2- !! -4-(4- tt _ tt )-acetanilida
2- !! -4-(3,4-dicloro-feníltio)-propionanilida
2- M -4-(3,4- " " )-butiranilida
2- W -4-(3,4- " - " )-acetanilida

15 2- M -4-(4-bromo-feniltio2.-propionanilida
2- !! -4-(4- " - " )-butiranilida
2- -4-(4- " - " )-acetanilida
2- !! -4-(3,5-dimetil-feníltio)-propionanilida
2- n -4-(3,5- M - " )-butiranilida

20 2- M -4-(3,5- " - " )-acetanilida
2- n -4-(4-bútil-feniltio)-ace tanilida
2- n -4-(4- " - " )-butiranilida
2- tt -4-(4- " - " )-propionanilida
2- -4-(3- " - " )-propionanilida

25 2- !! -4-(3- " " )-butiranilida
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' V

1 2-amiao-4-(3-butil-feailtio)-acel:aailida
2- " -5-feailsulfiail-acetaailida
2- " -5. )! -propioaaailida
2- " -5- -butiranilida
2- " -5- -iso-butiraailida
2- " -5- t! -valeraailida
2- " -5- )) -iao-valeraailida
2- " -5- M -caproaaailida
2- " -5- n -iao-oaproaaailida
2- -5- n -ci clopeatdae arb onaailida
2-. -5- -ciclohexaaqarbonaailida
2- " -5- n -faailáeetaailida
2- " -5- !! -feaoxiacetaailida
2- " -3- !! -beazaailida .

15 . N-(2-amiao-3-feailaulfiaíÍ-feall)-N'-metil-úraá
N-(2- " -5- t t ) - N '- a t i l- ú r e a

N-(2- '' -5- t t )-N '-b u til-& y a a

N-(2- " -5- t t )-N '-o )-o ia a o p a a til-& re a

N-(2- " r5- t t )-N'-R-me to x ie  t i l - ú r e a

20 N-(2- " -5- t t ) - N '- b á a c il-6ra a

N-(2̂  " -5- t t ) - N '- fe a i l- ú r a a

2-am iao-3- (4- m e t i l- f e a i ls u lf ia i l) - p r o p io a a a i l id a

2- " -$ -(4-  " - l! ) - b u t lr a a i lid a

2- "  -5-(4- " - ) - a c e ta a ilid a

25 2- " -5-Í3- " - !) )-p ro p io a a a illd a



í

1 2-amino-3- (3-metil-f enilsulfiniD-butiranilida
2- -5-(3- !! )-acetanilida
2- !! -5-(2- !! _ n )-propionanilida
2- H -5-(2- " - M )-butiranilida

5 2- M -5-(2- )-aóetanilida
2- !! -5-(4-eloro- n )-propionanilida
2- !! -5-(4- !! _ n )-acetanilida
2- -5-(4- !! _ !! )-butiranilida
2- !! -5-(3- M _ tt )-propionanilída

10 2- !! -5-(3- u - n )-butiranilida
2- !! -5-(3- H _ n )-acetanilida
2- !! -5-(2- !! _ t! )-propionanilida
2- n -5-(2- M _ M )-butiranilida
2- !! -5-(2- !! _ !! )acetanilida

15 2- n -5-(4-metoxi-fenilsulfinil)-propionanilida
2- !! -5-(4- M M )-butiraailida
.2- !T -5-(4- " - !t )-acetanilida
2- !! -5-(3- !! _ !! )-propionanilida
2- M -5-(3- - H )-butiranilida

20 2- n -5-(3- !! _ n )-acetMÍlida
2- -3-(4-mctiltio-fenilsulfinil)-propionanilida
2- n -5-(4- n _ )-butiranilida
2- M -5-(4- !í _ !! )-acetanilida
2- t! -5-(3- M - n )-propionanilida

25 2- !! -5-(3- n ^ M )-butiranilida



9

. 1  . '2-am inp-5-(3-m A tiltio -fen ilau lfin il)-acetan ilida
2-  " -5-.(4-ciano-fen ilB ulfin il)-prop ionanilida

' " ' ! .- . ' - 2 -  -3-(4-ciano- " )*butiraíiilida
2- " -5-(4-ciano- " )-aeetanilida

5 2- " -5-(3- " - " )-propionanilda
2-- " -5-(3- " - " )-butiranilida
2" " -5-(3- " " )-acatanilida
2-  " ,-5-(4-acetíl-fenil6ulfinil)-propionanilida 
2- -5-(4- " - )-butiranilida

10 2- " -5-(4-. " . - )acetanilida
2-  " -5 -(4 -p rop ion il-fen ilsu lfln il)-p yop ion án ilid .a  .
2 - " -5 -(4 - " -  " )-b u tira a ilid á
2- " -$ -(4 -  " -  " ,)-a ce ta n ilid a
2-  " -5-í4-aeetilam ino-fen ilau lfin il).-pyop ionan iIida  

1 5 .  2- " -5 -Í4 - " - " )-bu tiyan ilid a
2 - " -5 -(4 - " -  " )-aceta n ilid a
2-  -5-(4-m etoxicaybonilam ióo-fenilaulfiail)-^yopionanilida
2- " r5-(4 - " *.. -  " )-bu tiyan llid a
2- " -5 -(4 - n . -  " )-aeatan ilid a

20 '2-  " -5-(4-m etox icayb onil-fen ilsu lfln ií)-pyop ion an ilida
2 - " -5 -(4 - " -  " )-b a tira n ílid a

" *5-(4- " -  " )í-aoetanilida
2 - -  " -5 -(3^ 4-d im etil-fen ilsu lfin il)-p yop io a an llid a
2 - " -5-(-3t4- " -  )-butiyahilida

25 1- " -5 -(3 f4 - " -  tt )-acetan ilid a



- 35 -

1 2- a m i n o - 5- ( 2- m e t i l - 4 - c l o r o - f e n i l s u l f i n i l ) - p r o p i o n á n i l i d a

2-
u - 5- ( 2-  "  - 4 -

a  _
"  ) - b u t i r a n i l i d a

2-
M ( 2-  "  - 4 - "  - "  ) - a c e t a n i l i d a

2-
a

- 5- ( 4 - e  t i l - f  e n i l s u l f i n i l ) - p r o p i o n a n i l i d a

2-
a

- 5 - ( 4 -  "  -
.  a .

) - b u t i r a n i l i d a

2 -
! !

- 5 - ( 4 -  "  -
! t

) - a c e t a n i l i d a

2 - a m i n o - 5 - ( 3 , 4 - d i c l o r o - f e n i l s u l f i n i l ) - p r o p i o n a n i l i d a

2 -
! !

- 5 - ( 3 , 4 -  "  - "  ) - b u t i r a n i l i d a

2 -
! !

- 5 - ( 3 , 4 -  "  - "  ) - a c e t a n i l i d a

10 2 -
! t

-  5-  ( 4 - b r  o  m o -  f  e  n i  1 s  u l  f  i n  i  1 )  - p r o  p i o n a n i l i d  a

2 -
! !

- 5 - ( 4 -  "  - "  ) - b u t i r a n i l i d a

2 - . a - 3 - ( 4 -  "  - "  ) - a c e t a n i l i d a

2 -
! !

- 5- ( 3 , 5- d i e m t i l - f e n i l s u l f i n i l ) - p r o p i o n a n i l i d a

2 -
M

- 5 - ( 3 , 5 -  "  - "  ) - b u t i r a n i l i d a

1 5 2 -
a

- 5 - ( 3 , 5 -  "  - "  ) - a c e t a n i l i d a

2 -
a

- 5 - ( 4 - b u t i l - f e n i l s u l f i n i l ) - p r o p i o n a n i l i d a

2 -
a

- 5 - ( 4 -  "  - "  ) - b u t i r a n i l i d a

2 -
n

- 5 - ( 4 -  "  - "  ) - a c e t a n i l i d a

2 -
a

- 5 - ( 3 -  "  - "  ( - p r o p i o n a n i l i d a

20 2 -
a

- 5 - ( 3 -  "  - "  ) - b u t i r a n i l i d a

2 -
a

- 5 - ( 3 -  "  - "  ) - a c e t a n i l i d a

2 -
a

- 4 - f e n i l s u l f i n i l - a c e t a n i l i d a

2 -
a

- 4 -  " - p r o p i o n a n i l i d a

2 -
t t - 4 -  " - b u t i r a n i l i d a

2 5 2 -
a - 4 -  "

- i s o - b u t i r a n i l i d a



5

10

15

20

25

2-am ino-4-fen ilE u lfin il-va leranilida
2- t! -4- . " -iao-valeranilida
2- H -4- n -capronanilida
.2- . H -4- !t -iso-caprónanilida
2- !! -4- H -ciclopentanc.arbonanilida
2** -4- M -ciclohaxaa^carbonanilida
2** -4- a -fenilaeetaailida
2- -4- - n -fenoxíacetanilida
2- -4- !! -benzanilida

'N -(2-am in o-4-fen ilsu lfin il-fen il)-N '-m etil-ú rea
N-(2- . " -4- n _ M )-N'-etl-6rea
N-(2- " -4- !< - !< )-N'-butil-6rea

. N-Í2- " -4- M - " )-N'-úd.-eiaaopen til-úrea
N-(2- " -4- !< .)-N'-R-metoxietil-úrea
N-(2r " -4- H - " )-N'-bencil-úrea

N-(2- " -4- " - " )-N'-fenil-úrea
fenil

2-amino-4-(4-metil^éulfinil)-propionanilida *
2- " -4-(4- n - " '. )-butiranílida
2- " -4-(4- - !! )-acetanilida

2- " -4-(3-metll-fenil5ulfinil)-propionánilida
2- " -4-(3- !< - a )-butiranilida
2- " -4-(3- U - n )acetanilida
2- " -4-(2- !! - tt )-propionanilida
2- " -4-(2- - a )-butiraailida
2- " -4-(2- M - tt )-aoétanilida -



o
- 3 7

2- -4-(4- !! !! )-butiranilida
'2- !! -4-(4- n )-acetanilida
- 2- -4.(3- n )-própionanilida

5 2- !f -4-(3- !t )-butiranilida
2- n -4-(3- M _ )-acetanilida
2- -4-(2- !! _ )-propionanilida
2- -4-(2- !! t! )-butiranilida
2- -4-(2- U ^ M )-acetanilida

10 2- t! -4-(4-metoxi-f enilsulfiniD-propionanilída
2- « -4-(4- M - )-butiranilida
2- !! -4-(4- M )-acetanilida
2- !! -4-(3- " - n )-acetanilida
2- n -4-(3- H _ )-butiranilida

15 2- !t -4-(3- M _ n )propionanilida
2- M -4-(4-metiltio-fenilBulfinll)-propionanilida
2- n -4-(4- U n )-butiranilida
2- -4-(4- M _ M )-acetanilida
2- n -4-(3- M n )-propionanilida

2o 2- !! -4-(3- M _ n )butiranilida
2- !! -4-(3- !! n )-acetanilida
2- ! t -4-(4-ciano-fenilsulfinil)-propionanilida
2- !) -4-(4- M ^ )-butiranilida
2- n -4-(4- U !! )-acetanilida

25 2- !1 -4-(3- ! !  _ n )-propionanilida



1 2-amino-4-(3-ciano-fenilBUlfinil)-butiranilida .
2- " " - " )-acetanilida
2- -4-(4-acetil-fenilt¡ulfinil)-propionanilida 
2- " -4-(4- " - " )-butiranilida

$ 2- " -4-(4- " - " )-acetanilida
2- " -4-(4-propionil-fenilsulfinil)-propionanilidá
2- " -4-(4- " . - " )-butiranilida
2- " -4-(4- " - " )-acetanilida
2- " -4-(4-acetilamino-fenilsulf'inil)-propionanílida

10 2- " -4-(4- ' " - " )-butiranilida
2- " -4-(4- " - " )-acetanilida
2- " -4-(4-metoxicarbonilamino-fenilaulfinil)-pyopionanilída
2- -4-(4- " - " )-butíranilida
2- " -4-(4- " - " )-acetanillda

1$ 2- " -4-(4-metoxicarbonil-fenilsulfinil)-propioñanilida
2- " -4-(4- " - " )-butiranilida
2- " -4-(4- " - " )-acetanilida
2- " -4-(3,4-dimetil-fenilsulfinil)-propionanilida
2- " -4-(3,4- " - " )-butiranilida

20 2- " -4-(3,4- " " )-acetanilida
2- " -4-(2-metil-4-cÍoro-fenilsulfinil)-propionanilida
2- " -4-(2- " -4- " - " )-butiranilida
.2- " -4-(2- " -4- " - " )-acetanilida
2- " -4-(4-etil-fenilBulfinil)-propionanllida

2$ 2- " -4-(4- " - " . )-butiranilida



.1

5

10

15

20 .

2-amino-4-(4-etil-fenilsulfinil)-acetanilida 
2- " -4-(3,4-dicloro-fenilsulfinil)-propionanilida 
2- " -4-(3,4-dicloro- " )-butíraailida
2- " -4-(3,4-dicloro- " )-acetanilida '
2- " -4-(4-bromo-feni-lsulfinil)-propionanilida 
2- " -4-(4-bro¡no- " )-butiranilida
2- " -4-(4-bromo- " )-acetanilida
2- " -4-(3,5-dimetil-fenilsulfinil)-propionanilida
2- )! -4-(3,5- " " )-butiranilida
2- H -4-(3,5- " " )-acetanilida
2- !! -4-(4-butil-fenilsulfiniD-propionanilidá
2- t! -4-(4- " , " )-butiranilida
2- !! -4-(4- " - " )-acetanilida
2- M -4-(3- " - " )-propionanilida
2- !! -4-(3- " - " )-butiranilida
2- !! -4-(3- " - " )-acetanilida
2- M -5-fenilBulfánil-acetanilida
2- H -5- " -propionanilida
2- n -5- " -butiranilida
2- !! -5- " -iso-butiranilida
2- !) -5- " -valeranilida
2- n -3- -iso-valeranilidá
2- !! -5- " -capronanilida
2- n -5- " -ÍBO-capronanilida

25 2- -5- -ciclopantancarbonanilida



1

5

10

15

20

25

2-amino-fenilBUlfoail-ciclohexaücarbonanilida 
2- " - " -fenilacetanilida
2- " - . " -fenoxiacetanilida
2- " - " -benzanilida
N-(2-amiho-5-fenilaulfonil-fenil)-N'-me til-úrea
N-(2- - !! )-N'-etil-úrea
N-Í2- " -5- n - H )-N'-butil-úrea
N-(2- " -5- <! n )-N'-0 -ciaaoyentil-úrea
N-(2- "  -5- - n )-N'-A-metoxietil-úrea
N-(2- "  - 5- " - <! )-N'-bencll-úxea
N-(2- " -5- n -  - n )-N'-fenií-úrea
2-amino-5-(4-metil-fenilBulfonil)-propionanilida
2- " -5-Í4- " - tt )-butiranilida
2- " -5-(4- M )-aeetaailida
2- " -5-(3- H )-propionanilida
2- " -5 - (3 - n <) )-butiranilida
2- " -5-(3- !! )<acetanilida
2- " -5-(2- n !t )-propionanilid¿
2- " -5-Í2- !< )rbutiranilida
2- " -5-(2- M )-acetan.ilida
2- " -5**(4-cloro- n )-propionaailida
2- " -5- (4- n )-butiranilida
2- " -5-(4- " n )-acetanilida
2- " -5-(3- n )-propionanilida
2- " -5-(3- " - )! )-butiranilida



1 '2-amino-5- (3-cloro-fenileulfoniD-Meíanilida
2- " -5-(2- " - " )-propionanilida
2- " -5-(2- " - Ü )-butiranilida
2- " -5-(2- " - M )-acetanilida

5 ' 2- " -5-(4-metóxi-feailsulfonil)-propionanilida
2- " -5-(4- " - ^ )-butiranilida
2- " -5-(4- " - Ü )-acetanilida
2- " -5-(3- " - !! )-propionanilida
2- " -5-(3- " - M )-butiranilida

10 2- " -5-(3- " !! )-acetanilida-s
2- " -5-(4-metiltio-fenilsulfonil)-propionanilida
2- " -5-(4- " - ü ) -butiranil-ida
2- " -5-(4- " - Ü )-acetanilida
2- " -5-(3- " - M )-propionanilida

15* 2- " -5-(3- " )-butiranilida
2- " -5-(3- " - '! )-ácetanilida
2- " -5-(4-ciano-fenilsulfonil)-propionanilida
2- " -5-(4- " - tt )-butiranilida
2- " -5-(4- " - n )-aoetanilida

20 2- " -5-(3- " - u )-propionanilida
2- " -5-0- " - M )-butiranilida
2- " -5-(3- " - )-acetanilida
2- " -5-(4-acetil--fenilsulfon.il) -propionanilida
2- " -5-(4- " . )-butiranilida

25 2- " -5-(4- " -. n )-acetanilida



- 4 2 -

. 1 2 -a m in o -5 -(4 -p ro p io n il-fe h ilá ü Ífo n i'l)-p í'o p io n a h ilid a

2- " -5-.(4- " -  " (-butiranilida
2- '! -5-(4- " - " )-acetanilida "
2- " -5-(4-acetilamino-fenilsulfonil)-propionanilida 

5 2- " -5-(4- " - " )-butiranilida
2- " -5-(4- " - " )-acetanilida
2- " -5-(4-metoxicarbonilamino-fenilsulfonil)-propionanilída 
2- " -5-(4- " - . " )-but3.rañilida
2- " -5-(4- " - )-acetanilida

1o 2-amino-5-(4-metoxicarbonil-fenilaulfoail)-propionanilida 
2- " -5-(4- - ' " )-butiranilida
2- " -5-(4- " - " )-acetanilida
2- " -5-(3,4-dimetil-fenilaulfonil)-propionanilida 
2- " -5-(3)4- " - " )-butiranilida

15 2- " -5r(3)4- " " )-acetaailida
2- " -5-(2-metil-4-cloro-feHilaulfoníl)-propionanilida 
2- " -5-(2- " -4- " - " .)-butiranilida
2- '" -5-(2- " -4- " )-aeetaáilida
2- " -5-(4-etil-fenilaulfonil)-propionanilida

20 2- " -5** (4- " - " )-butiranilida
2- " -5-(4- " - " )acetanilida
2- " -5-(3)4-dicloro-fenilaulfonll)-propionanillda 
2- " -5-(3,4- " - " )-butiranilida

. 2- " -5-(3,4-dicloro-fenilsulfonil)-acetanilida 
25 2- " -5-(4-bromo-fenilaulfonil)-prbpionanilida



1

5

10

15

20

25

2-amino-5-(4-broBio-fenilsulfonil)-butiranilida
2- !1 -5-(4- " - " )-aeetanilida
2- H - 5- ( 3 * 5- dime ti 1-ien ilaulfo ni 1)-propionanilida
2- M -5-(3,5- " - " )-butiranilida
2- M -5-(3,5- " - " )-acetanilida
2- H **5* (4-butil-f enilsulf onil )-prop^ionanilida
2- !! -5-(4- " - " )^utiranilida
2- )! -5-(4- " - " )-acetanilida
2- H -5-(3- " - " )-propionanilida
2- !! -5-(3- " - " )-butiranilidn.
2- M -5-(3- " - " )-acetanilida
2-amino-4-feníl6Ulfonil-acetanilida
2- M -4- " /-propionanilida
2- t! -4- " -butiranilida
2- n -4- " -ieo-butiranilida
2- n -4- " -valeranilida
2- H -4- " -iso-Yaleranilida
2- M -4- " -capronanilida
2- -4- " -iso-capronanilida
2- M -4- " -oiclopentancarbonanilida
2- n -4- " -ciclohexancarbonanilida
2- !! -4- " -fenilacetanilida
2- !! -4- " -fenoxiaeetanilida
2- !t -4- " -benzanilida
N-(2-amino-4-fenilsulfonil-fenil)-N'-metil-6rea



1 N-(2-amino-4-fenilsulfonil-fenil)-N'-etil-6rea

N-(2- -4- a - a )-N'-butil-úrea-

N-(2- a -4- -  a )-N'- Cd-cianopentil-6rea

N-(2- a -4- a - a )-N'-S-metcxietil-&raa

N-(2- a
- 4 -

a - a )-N'-bencil-úrea

N-(2- a -4- a - a )-N^-Íenil-úyea
2-aaino-4-(4-metil-fenilsulfonil)-propionanilida

2- !) -4-(4- a - a )-butiranilida

2- a -4-(4- a - a (-acetanilida

10 2- t! -4-(3- a - . a ) -propionanilMa

2- a -4-(3- a - a )-butiranilida

2- a -4-(3- a - a )-acetanilida

2- a -4-(2- -* a )-propionanilida

2- a -4-(2- a - a )-butiranilida.

15 2- a -4-(2- a - a )-acetanilida

2- a .4-(4-cloro-fenilsulfonil)-propionanilida

2- a ,-4-(4-clorc a )-butiranilida

2- a -4-(4- a - ' . a )-butiranilida

2- a -4-.(4- a - a )-acetanilida

ao 2- a -4-(3- a - a )-propionanilida

2- a -4-(3- a - a )-butiranilida

2- a -4-(3- a - a )-acetanilida

2.' a -4-(2- a - a )-propionanilida

2- a -4-(2- a - a )-butiranilida

25 2- a -4-(2- a - a )-acetanilida



- 45

1 2-amino-4-(4-metoxi-fenilsulfonil)-propionanilida
2- " -4-(4- " - tt )-butiranilida
2- " -4-(4- " - <t )-acetanilida
2- " -4-(3- " - n )^propionajnilida

5 2- " -4-(3- )-butiranilida
2- " -4-(3- " - M )-acetanilida
2- " -4-(4-metiltio-fenilsulfonil)-propionanilida
2- " -4-(4- H _ " )-butiranilida
2- " -4-(4- M ' " )-acetaHilida

1o 2- " -4-(3- M _ " )-propionanillda
2- " -4-(3- !! - " )-butiranilida
2- -4-(3-. M " )-acetanilida
2- " -4-(4-ciano-fanilBulfonil)-propionanilida
2- " -4-(4- N - !! )-butlranilida

Í5 2- " -4-(4- M - M )-acetanilida
2- " -4-(3- - Ü )-propionanílida
2- " -4-(3- n - M )-butiranilida
2- " -4-(3- n - ^ )-acetaailida
2- " -4-(4-acetil-fenilBulfonil)-propionanilida .

20 2- " -4-(4- - !! )-butiranilida
2- " -4-(4- !! )-acetanilida
2- " -4-(4-propionil-fenilsulfonil)-propionanilída
2- " -4-(4- " )-butiranilida
2- " -4-(4- " )-acetanilida

25 2- " -4-(4-acetilamino-fenileulfonil)-pyopionanilid



1 2-amino-4-(4-acetilamino-fenilsulfonil)-butiranilida 
2- " -4-(4- " - " )-acetanilida

2- " -4-(4-metoxicarbonilamino-fenilsulfonil)-propionanilida 
2- " -4-(4- " - " )-butiranilida

5 2- " -4-(4- " - " )-acetanilida
2- " -4-(4-metoxicarbonol-fenilsulfonil).-propionanilida 
2- " -4-(4- " - " )-butiranilida
2- " -4-(4- " - " )-acetanilida
2- " -4-(3,4-dimetil-fenilBulfonil)-propionanilida 

10 2- " -4-(3,4- " - " )-butiranilida
2- " -4-(3,4- " . tt )-acetanilida .

2- ' " -4-(2-metil-4-cloro-fenilsulfonil)-pyopionartilida 
2- " -4-(2- " -4- " - " )-butiranilida
2- " -4-(2- " -4- " - " )-acetanilida

15 2- " -4-(4-etil-fenilsulfonil)-propionanilida
2- " -4-(4- " - " )-butiranilida
2- " -4-(4- - " )-acetanilida
2- " -4-(3,4-dicloro-fenilaulfonil)-propionanillda 
2- " -4- (3,4- " - )-butiranilida

20 2- " -4-(3,4- " - " )acetanilida
' 2- " -4-(4-bromo-fenilsulfonil)-propionanilida 

2- " -4-(4- " - " )-butiranilida
2- " -4-(4- " - " )-acetanilida
2- " -4-(3,5-dimetil-fenilBulfonll)-propionaKilida 

2$ 2- " -4-(3,5** " - " )-butiranilida



2-amino-4-(3,5-dimetil-fenilsulfonil)-acetanilida
2- !! -4-(4-butil-fenilsulfonil)-propionanilida
2- !1 -4-(4- " - n )-butiranilida
2- !t v4.°(4- " - ') )-acetanilida
2- !! -4-(3- U - " )-propionanilida
2- H -4-(3- " - tt )-butiranilida
2- !! -4-(3^ " , tt )-acetanilida

En la realización del procedimiento según la invención, 
como diluyentes entran en consideración todos los disolven- 

10 tes orgánicos polares. A éstos pertenecen preferiblemente
alcoholes, tales como metanol, etanol, iso-propanol, asi como 
sus mezclas con agua; cetonas, tales como acetona,(también, 
mezcladas con agua); &.cido acético (también mezclado con agua, 
pero también éteres, tales como dioxano o tetrahidrofurano.

15 Los ácidos agregados en la realización del procedimiento
segán la invención como catalizadores estimuladores de la re­
acción, en principio, pueden ser elegidos arbitrariamiente de 

la serie de los conocidos ácidos orgánicos o inorgánicos.
Sin embargo, ventajosamente se emplean los representantes téc- 

20 nicamente importantes fácilmente obtenibles de estas clases. 
Como ejemplos sean mencionados: los ácidos clorhídrico, sul­
fúrico, nítrico, fórmico, acético, p-toluensulfónico.

Las temperaturas de reacción pueden variar dentro de un 
margen amplio. Por lo general, se trabaja entre 0° y 120°C,

2$ preferiblemente entre 30 y 100 C. La reacción es llevada a

!



1 cabo generalmente a .la  presión normal.
En la realización del procedimiento según la invención, 

por 1 mol de la 2-amino-anillda substituida se aplica 1 mol 
de áter de isotioúrea. Cantidades superiores, respectivamente 

5 inferiores en hasta un 20% son posibles sin reducción substancial 
del,rendimiento. La reacción es llavada a cabo preferiblemente 
en un disolvente en ebullición, formándose alquilmercaptano 
como producto secundario. En el enfriamiento de la mezcla de 
reacción, los produotos finales se presentan en estado crista- 

10 lino y pueden ser aislados por filtración a succión, respec­
tivamente por recristalización.

' Como nuevas substancias activas en detalle sean mencio­
nadas :

, N-(2-acetam ido-4-fenoxi-fenil)-N'-m etoxicarbonil-N"-pro- 
15 pionil-guanidina,

N -(2-acetam ido-4-fenoxi-fenil)-N '-etoxicarbonil-N "-propionil-
guanidina,
N-(2-acetamido-4-fenoxi-fenil)-N'-iso-propoxicarbonil-N"-
propionil-guanidina,

20 N -í2-acetam ido-4-fenoxi-fenil)-Ñ '-sec-butoxicarbonil-N "- 
propionil-guanidina,

N- (2-pro pionamido-4-fe noxi-fe n i l )-N'-me toxic arbo nil-N"-pro- 
pionil-guanidina,
N-(2-butiram ido-4-fenoxi-fenil)-N'-m etoxicarbonil-N"-pro- 

25 pionil-guanidina,



-  4 9 -

N- (2-valeraniido-4-f enoxi-f e n il )-N' -me toxicarbonil-N"-pro-
P io  ni1-guanidina,
N-(2-ciclopentancar bonamido-4-fenoxi-fenil)-N '-m etoxicarbonil- 
N"-propionil-guanidina,
N-(2-ciclohexancarbonamido-4-fenoxi-fenil)-N'-metoxicarbonil-
N"-propionil-guanidina,
N-(2-bonzamido-4-fenoxi-fenil)-N'-metoxicaybonil-N"-pyopionil-
guanidina,
N-(2-aeetamido-4-fe'noxi-fenil)-N'-metoxicaybonii-N"-acetil-

10 guanidina,
N-(2-acetamido-4-fenoxi-fenil)-N'-metoxicarbonil-N''-butiril-
guanidina,
N-(2-acetamido-4-fenoxi-fenil)-N'-metoxicarbonil-N"-ci61o-
hexancarbonil-guanidina,

15 N-(2-acetamido-4-fenoxi-fenil)-N'-metoxicarbonil-N"-benzoil-
guanidina,
*̂* (2-acetamido-4-f enoxi-f en il)-N ' -me toxicarbonil-N"-fenil=  

ac e t il-guan id ina ,
N-(2-acetam ido-4-fenoxi-fenil)-N'-m e toxicaybonil-N"-fenoxi=;

20 acetil-guanid ina,
N-/2-(2'-metilureido)-4-fenoxi-feni^N'-metoxicarbonil-N"-
propionil-guanidina,
N-/2-(2'-etilureido)-4-fenoxi-fenil7-N'-metoxicarbonil-N"-
propionil-guanidina,

2$ ^'Z^*"(2Lbutilureido)-4-fenoxi-fenil7-N'-metoxicarbonil-N"-



1 propionil-guanidina,
 ̂ ^

cianopentilureido)-4-fenoxi-fenil7-N '-m etoxicarbonil-
N"-propionil-guanidina,
N-^*- (2' -B-metoximetilureido )-4-fenoxi-feni^J-N'-metoxi=

5 carbonil-N"-propionil-guanidina,
N-/S*-(2'-bencilureido)-4-fenoxi-fenil7-N'-metoxicarbonil-N"-
propionil-guanidina,
N-/?-(2'-fenllureido)-4-fenoxi-fenil7-N'-metoxicarbonil-N"- 
propionil-guanidina, .

10 N-(2-ace tamido-4-f enoxi-fenil)-N',N"-bia-me toxic arbonil-
guanidina,

N -(2-acetam ido-4-fenoxi-fenil).N ',N "-bia-etoxicarbonil- 
guanidina,
N-(2-acetam ido-4rfenoxi-fenil)-N',N"-bÍB-iso-propoxicarbonil- 

15 guanidina, ^
N -(2-acetam ido-4-fenoxi-fenil)-N ',N "-bia-aec-butoxicarbonil- 
guanidina,
N-(2-propionam ido-4-fenoxi-fenil)-N' , N"-bia-me toxicarbonil- 
guanidina,

20 N-(2-butiram ido-4-fenoxi-fenil)-N',N"-bia-m etoxicarbonil- 
guanidina,
N-(2-iao-butiramido-4-fenoxi-fenil)-N',N"-bia-metoxicarbonil- 
guanidina,

N-(2-valeram ido-4-fenoxi-fenil)-N ',N"-bia-m etoxicarbonil-

!

2$ guanidina,
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1 ,N-(2-iso-Yaerlam ido-4-fenoxi-fenÍl)-N',N"-bis-m etoxicarbonil- 
guanidina,
N-(2-capronam ido-4-fenoxi-fenil)-N',N"-bis-m etoxicarbonil- 
guanidina,

5 N-(2-ÍBo-oapronamido-4-fenoxi-fenil)-N',N"-bÍB-matxocarbonil-^
guanidina,
N- (2-ciclopentancarbonamido-4-f enoxi-fenil)-N',M"-bis-metoxi= 
carbonil-guanidina,

N-(2-ciclohexancarbonamido-4-fenoxi-fenil)-N' ,N"-bis-metoxi=
10 carbonil-guanidina,

N-(2-fenilaeetamido-4-fenoxi-fenil)-N'.,N"-bis-metoxicarbonil-
guanidina,

N -(2-fen oxiacetam id .-4-f.n ox i-fen il)-N ',N"-biB.metoxioarbonil-
guanidina,

1'5 ^"^-^^zamido-4-f.noxi-fenil)-N' ̂ "-bis-metoxicarbonil-
guanidina,
N-¿^-(2'-metilureido)-4-fenoxi-fenil7-N',N"-bls-metoxicarbonil-
guanidina,
N -/^ -(2 '-e tilu re id o )4 -fa n o x i-fen il7 -N ', N"-bis-metoxioarbonil- 

20 guanidina,
3

N-¿?-(2 '-butilureido)-4-f enoxi-f e n il /-N ', N"-bis-metoxicarbonÍl-
guanidina,
N-¿^- (2 '-ÍO -cian op entilureido)-4-fen oxi-fen il^ -N ', N"-bis- 
metoxicarbonil-guanidina,

25 N-^*-(2'-B-metoxietilureido)-4-fenoxi-fenil7-N-,N"-bia-



/
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1 metoxicarbonil-guanidina,
N -^-(2 '-ben cilureid o)-4-fen oxi-fen il)-N ',N "-b is-m etoxi=
carbon il-gu an id in a,

N -^ -(2 '-f.n ilu reid o)-4-fen oxi-fen il7-N ',N " -b is-m etox ioarb on il-
5 guanidina,

N -^2-propionam ido-4-(4-m etil-fenoxi)-fenil¡7-N ',N "-bie-m etoxi=

c arbonil-guanidina,
N-^2-propionamido-4-(3-metil-fenoxi)-fenil7-N',N"-bie-metoxit!
carbonil-guanidina,

10 N -^ -p ro p io n am id o -4 -(4 -clo ro -fen o xi)-fan il7-N ',N "-b ie-m eto xi=  

carbon il-guan id in a,

N-^-pr o pionamido-4- (3-cloro-fonoxi) -fenil/-N', N"-bis-me toxi= 
carbonil-guanidina,

N-¿^*-propionamido-4-(2-cloro-fenoxi)fenil7-N',N"-bis-metoxi=
15 carbonil-guanidina,

N -¿^ -propion am id o-4-(4-m etoxi-fenoxi)-fen il7-N ',N "-bia-m etoxia

oarbonil-guanidina,
N-^-propionamido-4- (3-me-toxi-f enoxi )-fen il^ -N ', N"-bia-metoxia 
carbonil-guanidina

20 N -¿S*-p ro p io n am id o-4-(4-m etiltio -fen oxi)-fen il7-N ',N "-b ia-

metoxicarbonil-guanidina,
(3-me t i l t i o - f  enoxi ) - f  e n il/-N ', N"-bia- 

me toxic arbonil-guanidina,
N*Z2'Pr°Pi°namido-4-(4-ciano-fenox:t).fenil/'-N' ,N"-bis-metoxÍB 

25 carbonil-guanidina,
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1 N -^ -p ro p io n a m id o -4 -(4 -a ce til-fe n o x l)-fe a il/ '-N ' ,N "-b is-

metoxicarbonil-guanidina,
N-¿^-propionam idG -4-(3-ciano-fenoxi)-fenil/-N',N"-bis- 
matoxicarbonil-guanidina,

5 N'/2-propionamido-4-(4-propionil-fenoxi)-fenil7-N',N"-bis-
metoxicarbonil-guanidina,
^ '^ "P ro p ion am id o -4 -(4 -acetilam in o -f a n o x i)-f  enil^-N '

metoxicarbonil-guanidina,
N -^ 2-p rop ion am id o-4 -(4-¡n etoxicarbon il-fen oxi)-fen il7-N ',N "-

10 bis-metoxicarbonil-guanidina, '
N-^2-propionamido-4-(3,4-dimetil-fenoxi)-feni]J7-N'^"-bis-
matoxicarbonil-guanidina,
N -¿% -p ropion am id o-4-(3 ,4-d icloro-fen oxi)-fen il/ '-N ' ^ " - b is -

metoxicarbonil-guanidina,
15 N -(2-acetam ido-5-fenoxi-fenil)-N '-me toxic arbonil-N"-

propionil-guanidina,
N -(2-acetamido-5-fenoxi-fenil)-N'-etoxicarbonil-N"-propionil-
guanidina,
N -(2 -a ce ta m id o -5 -fe n o x i-fe n il)-N '-iso -p ro p o x ica rb o n il-N "-

20 propionil-guanidina,
N -(2 -a ce ta m id o -5 -fe n o x i-fe n il)-N '-sec-b u to x ica rb o n il-N "-

propionil-guanidina,
N-(2-propionam ido-5-fenoxi-fenil)-N'-me toxic arbonil-N"- 
pro pionil-guanidina,
N-(2-butiramido-5-fenoxi-fenil)-N'-metoxicarbonil-N"-25



propiónil-güanidina,
N-(2-valaram ido-5-fenoxi-fenil)-N'-m etoxicarbonil-N"-
propionil-guanidina,
N-(2-ciclopentancarbonamido-5-fenoxi-fenil)-N'-metoxi-N"-
propionil-guanidina,
N-(2-.ciclohexancarboRamido-5-feiioxi-feiiil)-N'-metoxicarbonil-
N"-propionil-guanidina,
N-(2-benzamido-5-fenoxi-fenil)-N'-metoxicarbonil-N"^-propionil
guanidina,.
N -(2-acetam ido-5-fenoxi-fenil)-N '-m etoxioarbonil-N "-acetil- 
guanidina,
N- (2-aeatam ido-5-feaoxi-f en il)-N '-m etoxicarbo!lil-N"-butiril- 
guanidina,
N-(2-acatam ido-5-faiioxi-fenil)-N'-m etoxicarbonil-N"-oiclo=
haxanoarbonil-guanidina,
N-(2-acatam iod-5-fenoxi-fanil)-N'-m etoxicarbonil-N"-benzoil-
guaaidina,-
N-(2-acetamido-5-fenoxi-fenil)-N'-metoxicarboiiil-N"-feiiila=
acetil-guanidina,
N-)2-aeetam ido-5-fenoxi-fenil)-N'-m etoxiearboail-N"-fanoxia
acetil-guanidina,

(2' -m etilureido )-5-fenoxi-fen il7-N '-m etoxic arbonil-N"- 
propionil-guanidina,
N -^ - (2 La t ilu r  aido)-5 -fen o x i-f enil^-N ' -me toxic arbonil-N"- 
propionil-guaaidina,



1 N-¿2-(2 '-butilureido)-5-feaoxi-fén il7-N '-m etoxibarbohil-
N"-propionil-guaaidiaa,
N -/?-(2 '-^ -cian cpentilu reido)-5-fenoxi-fan il7 -N '-m etox i=
carboail-N"-propionil-guanidiaa,

5 N -^-(2'-R-m atoxim etilu^eido)-5-fenoxi-fenil7-N '-m etoxi=
carboail-N"-propioail-guanidiaa,
N*^^-(2'"bencilureido)-5-feaoxl-f6ail7**N'-cietoxioai'boBil-
N"-propioail-guaaidiaa,

' **f eailureido )-5*f eaoxi-feail7-N ' -metoxicarboail—
10 N"-propioail-guaaidiaa,

N-(2-acetam ido5-feaoxi-feail)-NÍN"-bia-m etoxioarboail-
guanidina,
N -(2-acetam ido-5-feaoxi-feail)-N ',N "-bia-etoxicarboail-
guanidina,

15 N -(2-acetam ido-5-feaoxi-fenil)-N ',N "-bis-iao-propoxicayboail-
guaaidiaa,
N -(2-acetam ido-5-feaoxi-feail)-N ',N "-bia-aec-butoxicarbonil-
guanidina,
N-(2-propionam ido-5-fenoxl-f6Bil)-N',N"-bis-m etoxicarbonil-

20 guaaidina,
N -(2-butiram ido-5-feaoxi-feail)-N ' ,N''-bis-m etoxicarboail- 
guaaidina,
N -(2-lao-butiram ido-5-feaoxi-feail)-N ',N "-bia-m etoxicarbonil- 
guaaidina,

25 N-(2-valeramido-5-feaoxi-fañil)-N',N"-bia-metoxicarboail-guanidina,



1 N -(2-Íeo-valeram ido-5-fenoxi-fenil)-N ',N "-bis-ntetoxicarbonil-y
guanidina,

N-(2-eapronaáido-5-fenoxi-fenií)-N',N"-bÍB-m etoxicarbonil- 
guanidina,

5 - Ñ-(2-iao-cap^onamido-5-fenoxi-fenil)-N',N"-bis-metoxicarbonil-
guanidina,
N-(2-ciclopentanearbonam ido-5-fenoxi-fenil)-N',N"-bis-
metoxicarbonil-guanidina,
N -(2 -cia lo h exan carb o n am id o-5 -fen oxi-fen il)-N ',N "-b is- 

10 m etoxiearbonil-guanidina,

N -(2-fenilaeetam ido-5-fenoxi-fenil)-N ',N "-bia-m etoxicarbonil- 
guanidina,
N-(2-fenoxiaoetamido-5-fenoxi-fan^.l)-N' ,N"-bis-Tetoxica3E-bonil- 
guanidina,

15 N-(2-baazam ido-5-fenoxi-fenil)-N',N"-bia-m etoxicarbonil- 
guanidina,
N -/^ -(2 '-m etila ra ld o )-5 -fen o x i-fea i3 j7-y -,N "-b ÍB -m eto x i.

carbonil-guanidina,
N -¿^-(2'-etiluyeido-5-fanoxi-feni3j7-N',N"-bis-m etcxicarbonii- 

20 guanidina,
N -^ -(2 '-b u tilu réid o)-5 -fen o x i-fen il7 -N ' ,N"-bia-metoxicarbonil- 
guanidiaa,
N'¿1?**(2'-M-ciaaopentilureido)-5-fenoxi-fenil7._N',N"-bis-

metoxiearbonil-guaaidiaa,
25 N -^ -(2  '-B -m e to x Íe tilu y e id o )-5 -fe n o x i-fe n il7 -N ' ,N "-b is-

m etoxicarbonil-guanidin a,
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 ̂ 1 N"¿2-(2'-t)áüciliireiáo)-5-faíiaxi-fénil/'-N*,Ñ''-big.% 6Íoxi=
! carbonil-guanidina,
¡ N -^-(2'-fenilureido)-5-fenoxi-fenil7-N ',N "-bÍB -m etoxi=
' carbonil-guanidina,
j 5 ^"Z^"P^opd.oQamido-5-(4-metil-fenoxi)-fenil^-N',N"-bis-
; metoxicarbonil-guanidina,
¡ ^**^**P^°P^-oaamido-5-(3-metil-fenoxi)-fenil/'-N',N"-bÍ8-

metoxicarbonil^guanidina,
I ^**^"P^P?-0^^"ido-5-(4-cloro-fenoxi)-feni3j7-N',N"-bÍB-
¡ 10 metoxicarbonil-guanidina,
! ^'^"P**°P^°^°^-do-5-(3-cloro-fenoxi)-fenil¡7-N',N"-bÍB-

metoxicarbonil-guanidina,
. N-^-propionam ido-5-(2-cloro-fenoxi)-feni]J7-N',N"-bis-
¡ metoxicarbonil-guanidina,

15 N"^'Pr°Pi°Ra"^do-5-(4-metoxi-fenoxi)-f9n.[jJ7-N',N"-bÍB-
. -, metoxicarbonil-guanidina,

! N -^-propÍonam ido-5-(4-m etiltio-fenoxi)-fen il7-N ',N".bÍB-

i metoxicarbonil-guanidina,
N -^-proplonam ido-5-(3-m etoxi-fenoxi)-fenil7-N ' ,N"-bÍB-

¡ 20 metoxicarbonil-guanidina,
! N-/2-propionamido-5-(3-metiltio-fenoxi)-fenil)-N',N"-bÍB-
; metoxicarbonil-guanidina,
I N-¿Tí-propionamido-5-(4-ciano-fenoxi)-feniy-Nt,N"-bis-i netoxicarbonil-guanidina,
í , - -
} ' ^-Z2-propionamido-5-(4-acetil-fenoxi)-fenil7-N',N"-bÍ8-
) '



1 detoxicaybonil-gdadidiha,
N-^-pí*opionam ido-5-(3-ciano-fenoxi)-fenil/'-N' ,N"-bis- 
metoxieayboail-guanidina,
N -^-pyopionam ido-5-(4-propioail-fenoxi)-fenil7-N ',N "-bia- 

5 metoxicarbonil-guanidina,
N-^2-propiónamido-5-í4-acatilajnino-fenoxi)-fenil7-N' ,N"- 
bis-metoxicaybonil-guanidina,
N -^ -p yopionam id o-5-(4-m etoxicaybónil-fenoxi)-íen il¡7-N ' ,N "- 

b ia-m etoxicayb on il-guan id iaa,

10 N-/2-pyopioBamido-5-(3,4-dime til-fenoxi)-fenil/lN',N"-bía-
metoxicaybonil-guanidlaa,
N-^-pyopionamido-5- (3 ,4-d io loyo-f anoxi ) - f  eni ,N"-bis-
metoxicaybonil-guanidina, '
N -(2-acetam ido-4-feniltio-fenil)-N '-m atoxieaybonil-N "- 

15 pyopioail-guaaidiaa,
N-(2-aca tamido-4-fa n i l t io - f e n i l )-N'-eto x ic  aybonil-N"- 
pyopionil-guanidina, .
N -(2-acetam ido-4-feniltid-fenil)-N '-iao^pyopoxicaybonil-
N"-pyopionil-guanidina,

20 . N -(2 -a ca ta m id o -4 -fe n ilt io -fe n il)-N '-a e c-b u to x ic a y b o n il-  

N "-pyopionil-guanidina,

N-(2-pyopionam ido-4-feniltio-fenil)-N'-m atoxicaybonil-N"-
pyopionil-guanldlna,
N-(2-butiyam ido-4-feniltio.-fenil)-N '-m etoxieaybonil-N"- 

25 pyopionil-guanidina,



-  59"-

1 N -(2-val6ram ido-4-feniltio-fenil)-N '-m etdxicarboíliÍ-N 'L  
propionil-guanidiaa,
N -(2-ciclopentancarbonam ido-4-feniltio-fenil)-N '-m etoxióarbonl!-
N"-propionil-guanidina,

5 N -(2-ciclohexancarbonam ido-4-faniltio-feníl)-N '-m etoxicarbonil-
N"-pyopionil-guanidina,
N-(benzam ido-4-feniltio-fenil)-N'-m etoxicarbonil-N"-
p ro p io n il-gu an id in a,

N -(2 -a ce ta á id o -4 -fe n iÍtio -fe n il)-N '-m a to x ie a rb o n il-N "-

10 acotil-guanidina,
N -(2-acetam ido-4-feniltio-fenil)-N '-m etoxicarhonil-N "- r
butiril-guanid ina,
N -(2 -a ce ta m id o -4 -fe n iltio -fB n il)-N '-m e to x ica rb o a ll-N "-

o ic lo h e x v iea rb o n il-g u a n id iaa ,

15 N -(2-acetam ido-4-fenlltio-fenil)-N '-m etoxicarbonil-N "-
benzoil-gaanidina,
N -(2-aeetam ido-4-feniltio-fenil)-N '-m 9toxicarbóail-N "-
fen ilacatil-gu an id in a ,
N -(2 -a ce ta m id o -4 -fe n ilt io -f.n il)-N '-m e to x ic a rb o n il-N "-

20 fenoxiacetjLl-guaaidina,
N - ^ -(2 '-m e tilu r e íd o ) -4 - fa n ilt ia - fe a il7 -N '-m e to x ic a r b o n il-  .

N"-propionil-guanidina,
N - Z ^ '- e t i lu y .id o ) - 4 - f .n i lt i .- f .n i l7 - N '- m .to x ic a r b o n i l-

N"-propionil-guanidina,
25 N -^ -(2 '-b u tiIu r9 id o)-4 -fen iltio -fea i]J -N '-m etox icarb on Íl-



1 N"-propionil-guanidiná,
N -^2-Í2'-üJ-ciánopentilureidd)-4-fenitltio-fenil7-N '-m etoxi=
carbonil-N"-propionil-guauidina,
N -^ -(2 ' -R-metoximetilureido ) -4 - f  e n i l t io - f  enilJ7-N' -metoxi=

5 carbonil-N"-propionil-guanidina,
N -¿j2-(2'-benoiÍureido)-4-f¿niltio-fenil7-N '-m etoxicarbonil- 

. N"-propionil-guauidina,
N -¿2-(2 '-fen ilú reid o)-4-fen iltio -fen il7 -N '-m etox icarb on il-  
N"-propionil-guanidina,

10 N -Í2-acetam ido-4-feniltio-fenil)-N 'N "-bis-m etoxicarbonil- 
guanidina,
N -í2-acetam ido-4-fen iltiq -fen il)-N ',N "-etoxicarbon il- 
guanidina, '

; N -(2-acetam ido-4-feailtio-fenil)-N ',N "-bis-iao-propoxi=!
15 carbonil-guanidina,

N -(2-acetam ido-4-fen iltio -fen il)-N ',N "-b is-aec-butoxis
carbonil-guanidina,
N -(2-propionam ido-4-feniltio-fenil)-N ',N "-bia-m etoxicarbonil- 
guanidina,

20 N -(2-butiram ido-4-fen iltio-fen il)-N ',N "—bia-m etoxicarbonil-
guanidina,
N **(2-iao-butiram ido-4-feniltio-fenil)-N ', N"-bia.metpxicarbonil- 
guanidina,
N -(2-Y aleram ido-4-feniltio-fenil)-N ',N "-bia-m etoxiearbonil- 

25 guanidina,

1
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&

1 N-(2-iso-valeramido-4-feniltio-fanil)-N',N"-bi6-metoxi=
carbonil-guanidina,
N-(2-capronamido-4-feniltio-fenil)-N',N"-bÍB-metoxicarbonil- 
guanidina, *

5 N-(2-iso-capronamido-4-féniltio-fenil)-N',N"-bis-metoxi=
carbonil-guanidina,
N-(2-ciclopentancarhonamido-4-feniltio-fenil)-N',N''-bis-
metoxicarbonil-guanidina,
N-(2-ciclohexancarbonamido-4-feniltio-fenil)-N',N"-bie- 

10 matoxicarbonil-guanidina,
N-(2-fenilaeata!¡tido-4-faniltio-fenil)-N' ,N"-bis-metoxi= 
carbonil-guanidina,
N-(2-fenoxiacetamido-4-feniltio-fenil)-N'.N"-bis-metoxi=
carbonil-guanidina,

15 N-(2-bánzamido-4-faniltio-fenil)-N',N"-bismetoxicarbonil-
guanidina,
N -^ -(2  '-m atilureido)-4-fen iltio -fen il7-N ',N "-b is-m etoxi=  
carbonil-guanidina,
N -/^ -(2'-etilureido)-4-fen iltio -fen il¡7 -N ',N "-b ia-m etox ia  

20 carbonil-guanidina,
N -^ -(2 '-b u tilu re id o )-4 -fen iltio -fen i3 j'-N ' ,N"-b'is-metoxl= 
carbonil-guanidina,
N -^ -(2  '-id -c ia n o p en tilu re id o )-4 -fen iltio -fen iy -N ' ,N"-bis-
metoxicarbonil-guanidina,

25 N-/2-(2'-B-matoxietil-uraido)-4-feniltio-feni2j7-N',N"-bis-



1 - metoxicarbonil-guanidlna,
N-^-(2'-bencilureido)-4-feniltito-fenil7-N',N"-bis-metoxi=
carbonilrguanidina,
N-^-(2'-fenilureido)-4-feniltio-feniiy-N',N"-bis-metoxi=

5 carbomil-guanidíDa,
N-^-propionam ido-<4-(4-m etil-feniltio)-fenil¡7-N' ,N"-bis-
Betoxicarbonil-gu&nidina,
N-^-propionamido-4-(3*-metil-feniltio)-feniiy-N',N"-bÍB- 
metoxicarbonil-guanidina, *

10 N -^-propionam ido-4-(4-cloro-feniltio)-fenil¡7-N ',N "-biB- 
metoxiearbonil-guanidina,
N-^-propioáámido-4- (3 -c lo r o -fe á ilt io  ) - f  enil/-N*-, N"-bis- 
metoxicarbonil-guanidlna,
N -^-proplonam ldo-4-(2-cloro-feniltio)-fenil¡7-N ' ,N"-bis- 

15 matoxiearbonil-guanidina,
N-^-propionamido-4-(4-metoxi<*feniltio)-f enil7*N4N"-bie- 
metoxicarbonil-guanidina,
N -^-propionam ido-4-(3-B etoxi-f6niltio)-f enil/^-N', N"-bia- 
metoxiearbonil-guanidina,

20 N -^-propionam ido-4-(4-m etiltio-fen iltio  )-fen il7 -N -, N"-bis-
metoxiearbonil-guanidina,
N-^-propionamido-4-(3**!Detiltio-f e n i l t io ) - f  enil¡7-N' ,N"-bie- 
metoxicarbonil-guanidina,
N-^-propionam ido-4-(3-ciano-fenilt±o)-feni3j7'-N-, N"-bia-

25 metoxicarbonil-guanidina,



í Ñ-^% -pM piónáctido-4-(4-eiano-feniÍtio)-fenil/'-N'.,N''-bia-
métoxicaybonil-guanidina,
N-¿^-propionaniido-4-(4-acetil-féniltio)-fenijtJ7-M ',N"-bÍB-
metoxicarbonil-guanidina,

5 N -^ -propionam ido-4-(4-propionil-fen iltio)-fen il/-N -,N "- ,
? -biB-metoxicarbotiil-guanidina,

N-¿S*-propionam ido*4-(4-acetilam ino-feniltio)-fenil/-N',N"- . 
bis-m etoxiearbonil-guanidina,
N-¿2-propi6namido-4-(4-metoxicarbonil-feniltioj-feni3j7-N',N"-

10 bis-m etoxicarbonil-guanidina,
N -^-propioñam ido-4-(j5,4-dim etd.l-feniltio)-fenil/-N ',N "-
bis-metoxicarbonil-guanidina,

' N -^-pyopionam ido-4-(3,4-d icloro-fan iltio)-fen il7-N .',N "- 
bis-metoxicaybonil-guanldiaa,

15 N -(2-aeatam ido-5-feniltio-fenil)-N '-m etoxieaybonil-N "-
pyopionil-guanidina,
N -(2-aeetam ido-5-feniltio-fanil)-N -atoxioaybonil-N "-
propionil-guanidina,

-Í80N-(2-acetamido^5-feniltio-fenil)-N'/.propoxic.arboniÍ-N"- 
20 propionil-guanidina,

N -(2-aoetam ido-5-fen iltio-fan il)-N '-aac-butoxl-cayboail-
N"-propionil-guanidina,
N -(2-propionam ido-5-feniltio-fanil)-N '-m etoxicarbonil-
N"-propionil-guanidiaa,

25 N-(2-butiyamido-5-feniltio-fenil)-N'-metoxicaybonil-N"-



i
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1 í&ropioail-güaRidina,

N -(2 -v a le r^ id o -5 -fe n ilt lo - fe n il)-N '-m e to x ic a r b o n il-N "-

propioail-guanidina,

N -(2 -c iclo p eata n ca rb o n a m id o -5 -fen iltio -fen il)-N '-m eto x i=  

< carb o n il-N "-p ro p ion il-gu aaid in a ,

N -(2 -eiclo h exan carb o n am id o-5 -fen iltio -fen il)-N '-m eto xi=  

carbo n il-N "-p yo p ion il-gu an id in a, 

N -(2 -b en za m id o -3 -fen iltio -fen il)-N '-m eto x ica rb o n il-N "-

propionil-guanidina,

10 N-(2-acetamido-5-feniltio-fenil)N'-metoxicarbonil-N"-
. acetil-guaaidina,

N-(2-acetafüido-5-feniltio-fenil)-N'rmetoxlcarbonil-N"- 
butiril-guaaidina, *

N -(2 -acetam id o-5-fen iltio-fen il)7-N '-m eto xicayb o n il-N "-

15 ciclohexancarbonil-guanidina,

N -(2 -a ce ta m id o -5 -fe n iltio -fe n il)-N '-m e to x ica yb ó n iÍ-N "-

benzoil-guanidina,

N-(2-aeetamido-5-feniltió-fenil)-N'-m9toxicaybonil-N"-
fenilacetii-guaaidina,

20 N-(2-acetamido-5-feniltio-fenil)-N'-metoxicarbonil-N"-
fenoxiacetil-guanidína,

N -^ -(2 '-m etilu ye id o )-5 -fen ilt i.-f .n il7 -N '-m eto x ica rb o n il-
N"-propioiiil-guanidiiia,

N-^-(2'-.tiluyeido)-5-f.níltio-fenil7-N'-metcxicarboail- 
25 N"-propionil-guaaidina,

i



Ñ-¿2-(2 '-butiIureido)-5-feniltio-feni]J-N'-metoxicarbonil- 
Ñ"-propionil-guanidina,

'-¿J -eianopentilureido)-5-feniltio-fenil7-N'-metoxi=
carbonil-N"-propioRil-guanidina,
* \  , ' 5-
N-^¿2-(2'-B-m6toxitnetilureido)-^eniltio-feni2y-N'-metoxi= 
chrbonil-N"-pi'ópionil-guanidina,/ < 

N-^-(2'-bencilursido)-5-fenlltio-fenil7-N'-metoxicarbonil- 
N"-propionil-guanidina,.

^"Z^**^'"^°nílureido)-5-feniltio-fenil7-N'-metoxicarbonil-
N"-propionil-guanidina,

, ' í .
N-(2-acatamido-5-feniltio-fenil)-N'^"-bia-metoxioarhonil-
guanidina,

.N-(2-acetamidor5-feniltio-fenil)-N',N"-bis-etoxicarbonil- 
guanidiaa,.

N -(2 -a c e ta m id o -5 -fe n ilt io -fe n il)-N ',N "-b is - is o -p ro p o x i= '

carboail-guanidina,
N-(2-aeetamido-5-feniltio-fenil)-N',N"-bis-aec-butoxicarbonil 
guanidina,

N-(2-propionamido-5-feniltio-fanil)-N',N"-matoxicarbonil-
guanidina,

N-(2-butiramido-5-feniltio-fenil)-N',N"-bia-metoxloarbonil- 
guanidina,

N-(2-Í80-butiramido-5-feniltio-fenil)-N',N"-bia-metoxi= 
carbonil-guanidina,
N-(2-Taleramido-5-feniltio-fenil)-N',N"-bia-metoxicarbonil-
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1 guanidina,
N-(2-iso-valeramido-5-feniltio-fenil)-N'-N"-bia-metoxi= 
darbonil-guanldina,
N-(2-capronamido-5-feniltió-fenil)-N-,N"-bia-metoxicarbonil- 

5 guanidina,
N-(2-iso-capronamido-5-feniltio-fenil)-N',N"-bÍB-metoxi= 
carbonil-guanidina,
N-(2-ciclopentancarbonamido-5-feniltio-fenil)-N',N"-bis- 
metoxicarbonil-guanidina,

10 N-(2-ciclohexancarbonamido-5-feniltio-fenil)-N',N"-bÍB-
.1 ' * . 

metoxiearbonil-guanidina,
N-(2-fenilacetamido-5-feniltio-fenil)-N',N"-bia-metoxi= 
carbonil-guanidina,
N-(2-fenoxiacetamido-5-feniltio-fenil)-N',N"-bia-matoxi=

15 carbonil-guanidina,
N-(2-benzamido-5-feniltio-fenil)-N',N"-bia-metoxicarbonil- 
guanidina, . .
N-^2-(2 ̂ etilureido)-5-fenüiio-fenil¡7-N',N"-bia-matoxicarbonil- 
guanidina,

20 N-^-(2'-etilureido)-5-feniltio-fenil7-N' ,N"-bia-metoxi-
carbonil-guanidina,

(2' -butilureido )-5-f eniltio-f enilJ^-N', N"-bia-metoxi= 
carbonil-guanidina,

. N-^2-(2'-^-cianopantilureido)-5-'feniltio-fenil7-N' ,N"-bia- 
25 metoxiearbonil-guanidina,



1 * ÍÍ-¿5*(2'.^R-HéíóMátií-íoréido]f-5^f6aiiti()-^á'iÍ^-Ñ' ,#-bi8-'
metoxicarbonii-guánidina, .
N-/2-(2'-bencilureido)-5-feniltio-fenil7L N',N"-biis-metoxic '
carbonil-guanidína, - * ' .",

5 N-^-(2'-fenilureido)-5-feniltio-fenil7-N',N"-bis-metóxi= "'y*,
carbonil-guanidína, . . . . -

Ñ-^-propionamido-5-(4-m6til-feniltio)-feni3y-N',N''-bis- 
metoxicarbónil-guanidina, '
N-^-própionamido-5-(4-cloro-faniltio)-fenil7-Ñ',Ñ"-bis- 

10 metoxicarbonil-guanidina,

N-^-propionamido-5-(3-cloro-feniítio)-fanil7-Ñ',N"-bÍBy
metoxicarbonil-guanidina,
N-^-propionamido-5-(2-cloro-feniltio)-fenil7-N',Ñ"-bÍB- - 

- metoxicarbonil-guanidina,
15 N-/^-propionamido-5-(4-metoxi-feniltio)-ienil7-N-N"-bia-

metoxicarbonil-guanidina,

N-¿^-propionamido-5-(3-metoxi-feniltio)-fenil^-N',N"-bÍB-
metoxicarbonil-guanidina,

N -¿< > rP ro p io n am id o -5 -(4 -m etiltio -fan iltio )-fen il7-N ',N ''-b ia-

20 metoxicarbonil-guanidina,

N-^-propionamido-r5-(3-metiltio-feniltio)-fenil7-N',Ñ"-bis-
metoxicarbonil-guanidina, . '

^*^**Pmpionamido-5-(4-ciano-feniltio)-fenil¡7'-N',N"-bia-
metoxicarbonil-guanidina,.

25 N-^r-propionamido-5-(4-acetil-feniltio)-feni2J7-N',N"-biá-
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1 metoxicarbonil-guanidina,
N-^-propionamido-5-(3-*ciano-feniltio)-fenil/-N' ,N"-bia- 
metoxicarbonil-guanidina,
N-^-propionamido-5-(4-propionil-feniltio )-fenil7-N' ,N".-bia- 

5 metoxicarbonil-guanidina,
N-^2-propionamido-5-(4-acetilamino-feniltio)-fenil7-N',N"- 
biB-metoxicarboñil-guanidina,
N-^í-propionamido-5-(4-metoxicarbonil-feniltio)-feni3j7-N',N"- 
bis-metoxicarbonil-guanidina,

10 N-^/2-propionamidó-5-(3,4-dimetil-feniltio)-feni2J^-N' ,N"-bis- 
metoxicarbonil-guanidina,
N-^-propionamido-5-(3,4-dicloro-feniltio)-fenil7-N',N"-bia- 
metoxicarbonil-guanidina,
N-(2-aeetamido-4-fenilaulfinil-fanil)-N'-metoxicarbonil-N"- 

1$ propionil-guanidina,
N-(2-acetamido-4-fenilsulfinil-fenil)-N'-etoxicarbonil-N"- 
propionil-guanidina,
N-(2-acetamido— 4-fenilaulfinil-fenil)-N'-iao-propoxioarbonil- 
N"-propionil-guanidina,

20 N-(2-acetamido-4-fenilaulfinil-fenil)-N'-aec-butoxicarbonil- 
N"-propionil-guanidina,
N-(2-propionamido-4-fenilsulfinil-fenil)-N'-metoxicarbonilr 
N"-propionil-guanidina,
N-(2-butiramido-4-fenilaulfinil-fenil)-Ñ'-metoxicarbonil- 

25 . N"-propionil-guanidina,



1 N4-(2-válerámido-4-feííiÍ8ÜÍfi&il-^niÍ)-N'-mat<sxieaí'bonil- .
N"-propionil-guánidina,
Ñ-(2-ciclopentancarboDamido-4-fenilauIfinil-fenil)- N' - ;
inetoxiearbonil-N"-propionil-guanidina, . '

5 K-(2-ciclohexancarbonamido-4-fenilsulfinil-fenil)-Ñ'-metoxi.
carbonil-N"-pyopionil-guanidina, - -
N-(2-benzamido-4-fanilaulfinil-fenil)-N'-aetoxiearbonil-N"-
propionil-guanidina,
N-(2-aoetanfido-4-fenilaulfinil-fenil)-N'-matoxicarbonil-N"-

10 acetii-guanid ina, 1 -
N-(2-aeetamido-4-fénilaulfinil-fenil)-N'-metoxicarbonil-N"- -
butirilguanidina, -

N-(2-acetamido-4-fenilaulfinil-f6nil)-N'-matoxicarboaiÍ-N"-'* .
ciclohaxancarbonil-guanidina,

15 N-(2-aoetamido-4-fenilaulfinil-fenil)-N'-metoxieaybonil-N"-
banzoil-guanidina,

N-(2-acetamido-4-fenilaulfinil-fenil)-N'-matoxioarbonil-N"- '.* 
fenilacetil-guanidina,

N-(2-acétamido-4-fanilBUlfiail-fenil)-N'-mat.oxicarbonil-N"-
20 fanoxiaeatil-guanidina,

' * a .:
N-/2-(2'-metiluraido)-4-fenilaulfinil-fenil/-N-matoxioaybORÍl-
N"-pyopionil-guanidina,

(2 ' -etilureido )-4-f enilaulf iail-f eniy-N¿ -metoxicarbonil-
N"-propionil-guanidina,

25 N-^-í2'-butiluraido)-4-feniláulfinil^fanil7-N '-m atoxiaayboniÍ-



1 N"-propionil-guanidina,
(2' - -oianopantilureido )-4-f enilsulfinil-f enilJ7-N' - 

metoxicarboniL-N"-propionil-guanidina,
(2' -B-metoximetiluraido )-4-f enilsulf inil-f eni^-N' - 

$ met.oxicarbonil-N"-propionil-guanidina,
(2' -bencilureido)-4-fenilaúlfinil-fenil/-N' -metoxi- 

carbonil-N"-propionil-guanidina,
N-^-(2 ' -fenilureido )-4-f enilsulf inil-f anil¡7-N' -metoxicarbonil- 
N"-propionil-guanidina,

10 N-(2-acatamido-4-fenilaulfinil-fenil)-N',M"-bia-metoxicarbonil-
guanidina,
N-(aeatamido-4-fanilaulfinil-fenil)-N',N"-bia-atoxicarbonil-

gu&nidinsL* b^a-
N-(2-aoetamido-4-fanilaulfinil-fanil)-N',N"-^.ao-propoxi- 

15 earbonil-guanidina,
N-(2-acetamido-4-fanilaulfinil-fanil)-N',N"-bia-aec-butoxi- 
carbonil-guanidina,
N-(2-propionamido-4-fenilaulfinil-fenil)-N',M"-bia-matoxi= 
earbonil-guanidina,

20 N-Í2-butiramido-4-fenilaulfinil-fenil)-N',N"-bÍ8-matoxi= 
earbonil-guanidina,
N-(2-iso-butiramido-4-fanilaulfinil-fenil)-N',N"-bia-metoxi'¿ 

earbonil-guanidina,
N-(2-valaramido-4-fenilaulfinil-fénil)-N',N"-bia-matoxi=

25 earbonil-guanidina,
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Í N -(2-iao-vaÍerantid o-4-fen ilsu lfin il-íen il)-N 'iN " -b iá- 
metoxicarboail-guanidina,
N-(2-capronamido-4-fenilaulfiail-fanil)-N',N"-bia^metoxi=

earboail-guanidiaa,
5 N-(2-iao-capronamido-4-fenilsulfinil-fenil)-N',N"-bia-

metoxicarboail-guanidiaa,
N -(2-cielopentanearbonam ido-4-fonilaulfinil-feail)-N ',N ''-
bis-m etoxicarbonil-guanidina,
Ñ-(2-cicÍohaeanearbonamido-4-faailaulfiail-faaií)-N',N'^- 

10 bia-matoxicarboailguanidima,
N-(2-fenilaeatamido-4-faniláulfinil-fanil(-N',N''-bia- 
matóxi'óarbonil-guanidiaa,  ̂ .
y-(2-fanoxiacetamido-4-fenilsulfiail-f^nil)-N',N"-bia- 
matoxicarboail-guanidina,

15 N-(2-beázamido-4-fenilaulfinil-fanil)-N',N"-netóxioarboail- 
guanidina,
N-^2-(2'-metiluraido )-4-fenilaulfinil-feni^-M*,N"-bia- 
matoxioarboail-guanidiaa,
Ñ-/2-(2L.tiluraido)-4-f.enileulfiail-fenil7-N',N"-bia-Batoxi= 

20 earbonil-guanidiaa,
N-^-(2' -butiluraido )-4-f enilaulf inil-feni^-N' ,Ñ"-bis- 
matoxiearbonil-guaaidina,

N-¿^-(2'-d)-cianopantiluraido)-4-fanilaulfiail-faaiy-N'Y-N"'*
bia-metoxicarboail-guanidina,

25 N -¿^-(2'-B-m atoxiatil-uraido)-4-fenip.aulfiail-faailJ7-Ñ ',N "-

'.*f'
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 ̂ ^_^-(2'-beneilureido)-4-fenilsulfinil-feni3j7-N',N"-bis-

metoxiearbonil-guanidina,  ̂ .
N-^-(2'-fenilureido)-4-fenilBulfinil7-N',N"-bÍE-metoxi=

carbonil-guanidina,
5 N-̂ -propionamido-4-(4-.m.til-fanilBulfinil)-fanil7-N' ,N"-

bis-metoxicarbonil-guanidina,
N-^-propionamido-4-(3-metil-fanilaulfinil)-fenil7-^'
bia-metoxicarbonil-guanidina,
^^-pyopioaamido-4- (4-cloro-fenilaulfiail )-fbnil¡7*N', N - 

10 blasme toxicai'bonil-guanidina,
N-/2-propionamido-4-(3-cloro-fenilaulfinil)-fenil7-N',N"-

bia-matoxiearbonil-guanidina,
y-̂ 3-propj op#n!l.do-4-(2-cloro*fen:i.lsulfinil)**fenilJT-'N fN 
bia-matcxicarbonil-guanidina,

15 y.^-propionamido-4-(4-matoxi-fenilaulfinil)-fcai2j7-N' ,N"-

bia-matoxiearbonil-guanidina,.
N-^-propionamido-4- (3-me t oxi-fe nilaulfinil) - f eni^-N', N"-
bia-aatoxioarbonil-guanidina,
N-^-pyopi.nMÍd.-4-(4-m.tilti.-f.nilaulfinil)-fanil7-N' ,N"- 

20 bia-metoxicarbonil-guanidina,
^̂ p̂popioaaLmido-4-(3**Betiltio-feailaulfinil)*'faRi¿7**N 
bia-matoxicarbonil-guanidiaa,
N-^-propionamido-4- (4-ciano-f enilaulfin.il )**fanil7-N',N"*-
bia-rmatoxicarbonil-guanidina,

25 N-^2-propionamido-4-(4-acetil-fanileulfÍRÍl)*''fenil/**N tN
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1 bis-metoxic.arbonil-guanidina, * ... . ..
N- /^-propioaamida-4- (3-ciaH.o-fenilBulfinil)-feniiy-N.' ,N"- _ : 
bis-mataxiearboail-guanidina, ' .
N-/?-propionamido-4-(4-propionil-fenilsulfiAi^-fenil7-N'

$ "bis-.metoxicarbonil-guanidina,
N-*^2-propionamido-4-(4-acetilamino-feailsulfinil)''feni^7** - 
Ñ!,N"-bis-metoxicaybonil-guanidiaa, 
.N-^2-proplonamido-4-(4-metoxicaTbonil-fenilBulfiniü)-fenil¡7- 
N'.W-bis-metoxieaybonil-guanidina, .!

10 . y-^2**pyopionainido—4-(3(4-dimetil**fanilBulfinil)"feDÍT^**N^N'***

biá-metoxiéarboaol-guanidina, Á'';4.
N-^2<-proplonamido-4-(3t4-dicloro-fenilBulfiail)*?feai^^'*N' fN"- . .
bie-metoxicarbonii-güanidina, *'*'
N-(2-acetamido-5-fenilBul.fd.ail-feail)-N'-metoxicarboníl- '

13 N"-pyopioail-guaaidiaa,
.N-(2-aeetamido-5-fenilsuÍfinil-fenil)-N'-etoxícarbonil-N"- -' - -
prbpioai-l^guaaidina,.
.N-.(2^acatamidQ-5-feailBulfinil-faail)-N'-ÍBO-pyopoxiearbonil- :

N"'-propionil-guanidina,
20 N-(2-acatámide-5-feailaulfinil-fenil)-N'-Beo-butoxicarbonil- .

N"-Lprbpioail-gu&aidiaa, ;
N-(2-pyopioBaJBido-5*'feailBulfiail**f6nil)**N̂ "]Batoxicayboail**

N"-propionilrguanidína,
N-(2-butiramido-5-fenilsulfinil-feaíl)-N'-¡netoxicarbonil-N"-

25 propioail-guanidina,



1 N-(2-valeramido-5-feMlsulflnil-fenil)-N'-metoxicarbonil- .

N"-propAil-guanidina,
N-(2-ciclopéntanearbonan]ido-')-f enilBulfinil-fenil)-N' -matoxi=

carbonil-N"-propionil-guanidina, '
^ . N -(2-c ic lohexancarbonam ido-5-fc tiilsn  l. f in i l - fe n il ) -N '-m e to x i=

carboni l-N"-propionil-guanidina,
N-(2-benzan)ido-^-fenilsulfinil-fenil)-N'-metoxicarbonil-N"-

propionil-guanidina,
K -(2-acetam ido-5- fe n i ls u lf in i l - fe n i l ) - N '- m e to x ic a r b o n i l- N " -

10 N"-acetil-nuanidina,
N-(2-acetamido-5rfenilBulfinil-fenil)-N'-metoxicarbonil-N"-

butiril-guanidiaa,
N-.(2-acetam ido-5- fe n i lB u l f in i l - fe n i l) - N '- m e to x ic a r b o n i l- N " -

ciclohexancarbonil-guanidina,
15 N-(2-acetamido-5-fenilsulfinil-fenil)-N'-metoxicarbonil-N"-

benzoilguanidina,
N -(2 -a c e ta m id o -5 - fe n il5 u lf in il- fe n il) -N '-m e to x ic a rb o n il-N " -

feailac e til-guanidina,
N -(2 -a c e ta m id o -5 - fe n ils u lf in i l- fe n il) -N '-m e to x ic a rb o n il-N " -

20 fenoxiacetil-guanidina,
(2 tme tilureido) -5-f enilaulf inil-*f enil/^-N' -ma toxie arbonil*

N"-propionil-guanidina,
N-^-(2'-atilureido)-5-fenilBulfinil-fenil/,N!-metoxicarbonil-
N"-propionil-guanidina,
H-̂ /2-(2 '-butil-üreido)-5*fenilsulfinil-*fenil7**N'-metoxi-25



1 <?árboniÍ-N"-propionil-guanidina,
N-^ -(2 ' -á? -cianopentilureido )-5-fenilsulfinil-fenil7-M'- 
metoxicarbon±l-N"-propionil-guanidina, 
N-^2-(2'-R-metoximetilureido)-5-fenilaulfinil-fani3y-N'- 

5 metoxicarbonil-N"-propionil-guanidina,
N-^-(2' -bencilureido)-5-fenilsulfinil-fenil7-N' -metoxi= 
uarbonil-N"-propionil-guanidina,
N-^-(2 '-fenilureido)-5-f enilsulfinil-fanil7-N'-metoxi= ' 
carbonil-N"-propionil-guanidina,

.10 N-(2-acetamido-5-fenilsulfinil-fenil)-N',N"-bis-metoxi=
carbonil-guanidina,
N-(2-acetamido-5-fanilsulfinil-fenil)-N', N'^bis-etoxicarbonil- 
guanidina,
N-(2-acatamido-5-fenilsulfinil-fenil)-N',N"-bis-iso-propoxi=

15 carbonil-guanidina,
N-(2-acetamido-5-fenilsulfinil-feni-)N', N"-bÍB-sec-butoxi= 
carbonil-guanidina,
N-(2-propionamido-5-fenilsulfinil-fenil)-N',N"-bís-matoxi= 
carbonil-guanidina,

20 N-(2-butiramido-5-fenilsulfinil-fenil)-N',N"-bia-metoxi=t
carbonil-guanidina,
N-(2-iao-butiramido-5-fenilsulfinil-fenil)-N',N"-bia-metoxi= 
carbonil-guanidina,
N-(2-valeramido-5-fenilsulfinil-fenil)-N',N"-bia-metoxi=

25 carbonil-guanidina,
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t
N-(2-iao-valpramido-5-feailBulfiaií-fenil)-N',N"-bia- 
metoxicarboail-guaaidiaa,
N-(caproaamido-5-foailaulfiail-fenil)-N',N"-bia-matoxi= 
carbonilguaaidiaa,
N-(2-iao-oaproaamido-5-feailaulfinil-fenil)-N',N"-bia- 
metoxioajrboail-guaaidiaa,
N-(oiclopeataacarboaamido-5-foailaulfiail-feail)-N'^N"-bia- 
metoxicarboail-guaaidiaa,
N-(2-ciolohexaacarboaamido-5**fenilaulfinil-fenil)-N',N"-bia- 
matoxicarboail-guaaidiaa,
M-(2-feailacetamido-5-feajlaulfiaiÍ-fenil)-N',N"-bia- 
motoxicarboail-guanidina,
M-(2-feaoxiacatamido-5-faailaulfiail-fenil)-N',N"-bia- 
matoxicarboail-guaaidiaa,
N-(2-baazamido-5-faniláulfiail-feail)-N',N"-bia-matoxi- 
oarboail-guaaidiaa,
N-^-(2'-aatiluroido)-5-feailaulfiail-feail/^-.N' ,N"-bia- 

metoxicarboail-guaaidiaa,

N-^-(2'-atilureido)-5-foaiaulfiail-fenil7-N',N"-bia-matoxin 
carboail-guaaidiaa,
N-^2-(2 '-butiluraido)-5**foailaulfiail-feail/-N',N"-bia- 
matoxicarboail-guaaidiaa,
N-^2-(2 '-^-ciaaopeatiluraido)-5-feailaulfiail-feail¡7-N' , N"- 

bia-matoxicarboail-guaaidiaa,

N-/^-(2'-2-matoxiatil-uraido)-5-feailaulfiail-feniTj7-N',N"-



bis-metoxicarbonil-guanidina,
N-^2-(2'bencilureido)-5-fenilsulfinil-fenil7-N'^"-bis- 
metoxicarbonil-guanidina,
N-^-(2'-fenilureido)-3-fenilsulfinil-fenil_7-N' ̂ "-bis- 
metoxicarbonil-guanidina,
N-^-propiónantido-5-(4-metil-fenilsulfinil)-feni]y-N' ,N"- 
biá-metoxicarbonil-guanidina,
N-^2-pro pionamido-5-(3-"e til-f enilsulfinil)-fenil/-N',N"- 
bis-metoxicarbonií-guanidina,
N-^2-propionamido-$-(4-cliro-fenilsulfinil)-feniiy-N' -N"- 
bis-metoxicarbonil-guanidina,
N-^?-propionamido-5-(3-cloro-fenilsulfinil)-fe nil/-N',N"- 
bis-metoxicarbonil-guanidina,
N-/^-propionamido-5-(2-cloro-fenilsulfinil)-fenil7-N',N"- 
bis-metoxicarbonil-guanidina,
N-/2-propionamido-5-(4-me toxi-fenilsulfinil)-fenil7-N',N"- 
bis-metoxicarbonil-guanidina,
N-^-propionamido-5-(3-metoxi-fenilsulfinil)-fenil7-N'N"-
bis-metoxicarbonil-guanidina,
N-^2-propionamido-5-(4-metiltio-f enilsulfinil )-feniTy-N'.,N" 
bis-metoxicarbonil-guanidina,
N-^-propionamido-5-(3-metiltio-fenilsulfinil)-feni]J7-N' ,N" 
bis-metoxicarbonil-guanidina,
N-^2-propionamido-5-(4-ciano-fenilsulfinil)-fenil7-N',N"-
bis-metoxicarbonil-guanidina,



1 y*^-pyopiohamido-5r(^*^catil-feRiÍBulÍinií )-Í6Ril7-N'
bia-matoxicarbonil-guanidina,
N**^^2**propioaainido**5"(3"CianO''fenijLBulfiaiÍ)**f6HÍl7**^'!^ ** 
bia-matóxicarbonil-guanidina,

$ N-^^-propionamido-5*(^'"P^oP-^^bil*faRÍlsulfiai!^*fanil7*'N',N"*'
bia-matoxicarbonil-guanidina,

. M-^-propionaunido*-5*(4**ácetilamiao-fenilsuli'iai3-)**faniiy-N' ,N"-
bia-aetoxicaybonil-guánldina,
N̂ ^̂ 2**pyopiÚRajaido^̂ ** (4^Hatoxic ayboni*L**f o a ilsu í f  ini!L )*f 

10 N'.N^bia-metoxicarbonil-guanidina, ,
propiommido-$r-(3^ 4-diniatil"f cn ila u lf i n i l  ) - f  enilj7-N', N"*-

bia-matoXiearbonil-guanidina,
^^-pyopionAMÍdo-5'*(3!^'*dicÍopO'sfaR^(ÍlBÚlfinil)-faai3j7*rN'"Ñ"'-
hia-matoxicarbonil-guanidina,

15 .N-(2-aoatam ido-4-fanilaulfonil-fanil)-N'-m atoxioaybonil-N"-.
pyopionil-guanidina^
Ñ-(2-acetamido-4-fen ilau lfoa il-fea il)-N '-a tox iQ ayb on il-N " -
propionil-guanidina, . r
N-(2-acatamido-4-fa n ilaú lfo n ll-fen il)-N '-iso -p rop o x ioarb on il-  

20 Ñ"-pyopionil-guanidina^
K-(2-aco.taaido-4-fa n ila u lfo n il-fa n il)-N ' -sec-butoxleayboail- 
N"-pyopionil-guanidina,.
N-(2-pyopioaamido-4-feniIa.u lfonH -fanil)-N '-m etoxicaybonil-
N"-pyopionil-guánidiaa,

35 K-(2-butiyamidP-4-fan ilau lfonH -fen il(-N '-m atoxicaybonil-
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1 N"-propionil-guanidina,
N-(2-váleramido-4-fenilsulfonil-fenil)-N'-metoxicarbonil-
N"-propionil-guanidina,
N-(2-ciclopentancarbonamido-4-fenilsulfinil-fenil)-N'- 

5 metoxicarbonil-N"-propionil-guanidina^
N-(2-ciclohexancarbonamido-4-fenolsulfonil-fenil)-N'-
metoxicarbonil-N"-propionil-guanidi:ia,
N-(2-benzamido-4-fenilaulfónil-fenil)-N'-metoxioarbonil- 
N"-propionil-guanidina,

10 N-(2-acetamido-4-fenilsulfonil-fenil)-N'-metoxicarbonil-
N"-aeetil-guanidíaa,
N-(2-aeetamido-4-fenilaulfonil-fenil)-N'-metoxie arbonil- 
N"-butiril-guanidina, ,
N-(2-acetamido-4-fenilsulfonil-fenil)-N'-metoxicárbonil- 

15 N"-ciolohexancarbonil-guanidina,
N-(2-aeetamido-4-fenilaulfonil-fenil)-N'-metoxicarbonil- 
N"-banzoil-gunaidina,
N-(2-acetamido-4-fenilaulfonil-fenil)-N'-metoxicarbonil- 
N"-fenilaoetil-guanidina,

20 N-(2-acetamido-4-fenilsulfónil-fenil)-N-metoxioarbonil-.
N"-fenoxiacebil-guanidina,
N-/2-(2'-metilureido)-4-fenilaulfonil-feni3j7-N'-metoxi= 
carbonil-N"-propionil-guanidina,
N-̂ ¡2-(2 '-etilureido)-4-f enilaulf onil-f enil^-N'-me toxi=

25 carbonil-N"-propionil-guanidina,



1 N*^(¿'"!3Ütiluráido)-4^féhiÍáulfOHil^féhí^-N'--méte3Íii= 
caybonil-N"-pyopionil-guanÍdiaa, - 
N-^2- (2 ' -4J- cianopantilur eido ) -4 - fa n ils u lfo n il- f  eail/'-N ' -  
matoxicaybonil-N"-pyopionil-guanidiaa,

5 N -^ -(2 '-B -m etox im etilu ya id o )-4 -fen ila u lfo n il-fen il/-N '-  
Matoxicayboail-N"-pyopioail-guaaidiaa,
N-^-(2'-bencÍluyeido )-4-feail6Ulfoail-feail¡7-N'-metoxi= 
eaybonil-N"-pyopioail-guaaidina, ,
N-^-(2'-faniluyaido)-4-feailsulfonil--feai3j7-N'-!netoxi=

10 caybonil-N"-pyopionil-guanidinaí
N -(2-acatam ido-4'-feailaulfonil-fanil)-N',N"-bia-m etoxi=  
cáybonil-guanidiaa)
N -(2-aeatam idq-4-faailaulfoail-.feail)-N ' ,N"-bia-atoxi= 
o aybonil-guanídina,

15 N -(2-aoatam ido-4-fanilaulfbail-feail)-N ',N "-bia-iao-pyopoxis 
oayboail-guanidina,
N -(2*acatam ido-4-faailaulfonil-faail)-N ' ,N"-bia^á<5o-butoxi'' 
carbonil^-guanidina,
N-(2-pyopionantido-4-f e n ila u lfo n il- fe n ll) -N ', N"-bia-metoxis 

20 cayboail-guaaidiaa, - ,
N -(2-butiyam ido-4-fánilaulfoail-fanil)-Ñ ',N "-bia-m atoxis
oayboail-guaaidiaa,
N -(2-iao-butiyam ido-4-fenilau lfoail-fenil)-N ',N "-b ia-m atoxis 
oayboail-guaaidina,

25 N- (2-valayaBtido-4-f a a ila u lf o a i l - f  a ñ i l ) -N ', N''-bia-me tox is
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1 parbonil-guanidiná,
N-(2-ÍBO-val'eramido-4-fenilsulfonil-fenil)-N' ,N"-bis-metoxÍ= 
carbonil-guanidina,
N-(2-capronamido-4-f enilaulfonil-f eni'l)-N',N"-bia-metoxi=

5 carbonil-guanidina, - -
N-(2-iao-capronamido-4-fenilBul^onil-fenil)-N',N"-bis-metoxi- 
carbonil-guanidina,
N-(2-ciclopentancarbonamido-fenilsulfonil-fenil)-N',N"-bis- 
metoxicarbonil-guanidina,

10 N-(2-ciclohexancarbonamido-4-fenilBulfonil-fenil)-N'.,N"-bÍB-
metoxicarbonil-guanidina,
N-(2-fenilacetamido-4-fenilaulfonil-fenil)-N',N"-bia-metoxi= 
carbonil-guanidina,
N-(2-fenoxiacatamido-4-fenilBulfonil-fenil)-N',N"-bis- 

15 meitoxicarbonil-guanidina,
N-(2-benzamido-4-fenilBulfonil-fanil)-N',N"-bÍB-metoxi= 
carbonil-guanidina,
N-¿2-(2'-metilureido)-4-fanilsulfonil-feni]JLN',N"-bis-
metoxicarbonil-guanidina,

20 N-^-(2'-etiluraido)-4-fenilsulfonil-feniiy-N' ,N"-bis- 
me toxicarbonil-guanidina,
N-^2-(2'-butilureido)-4-fenilaulfonil-fenilJ7-N',N"-bia- 
metoxicarbonil-guanidina,
N-/2- (2' -&) -cianopentilureido )-4-f enilaulfonil-f eni]J7-N', N"

25 bÍB-metoxicarbonil-guanidina,
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1 . ^-^*-(2'-R-metoxietil-ureido)-4-fenilBülfonil-fenil7-N-,N"-
bis-metoxicarbonil-guanidina,
N-^-(2'-bencilureido)-4-fenilBulfonil-fenil/LN' ,N"-bis- 
metoxicarbonil-guanidina,

$ N-^-(2'-feniliureido)-4-fenilsulfonil-fanil7-N' ̂ "-bia- 
metoxicarbonil-guanidina,
N-^-propionamido-4-(4-metil-fenilsulfonil)-feni3^7-N' ,N"- 
bia-matoxicarbonil-guanidina, .
K-^2-propionamido-4- ( 3-m e til- fe n il8u lfo n il)-fen ilJ 7-N' ,N"- 

10 bia-metoxicarbonil-guanidina,
K-^-propionamido-4-(4-cloro-fenilBulfonil)-fenil/-N' ,N"- 
bia-metoxicarboail-guanidina,.
N -^-propionam ido-4-(3-cloro-fenilaulfonil)-fenil¡7-N ',N "- 
bia-metoxicarbonil-guanidina,

15 y -^ -prop ionam id o-4-(2-cloro-fen ilau lfon il)-fen il7-N ' ,N"- 
bia^toxicarbonil-guanidina,
N-^-propionamido-4-(4-matoxi-fanilBulfoníl)-fanil/-Ñ' ,N"- 

bia-metoxicarbonil-guanidina,
y-^-propionam ido-4-(3-m etoxi-fen ilaulfonil)-fen il7-N ' ,N"- 

20 bia-metoxicarbonil-guanidina,
N -¿?-propionam ido-4-(4-m etiltio-fenilaulfonil)-fenil7-N ',N "-
bia-m etoxicarbon il-gu an id in a,

N-^-propionamido-4- ( 3-m e tilt io - fe n ila u lfo n il) - fe n il7 -N' ,N"- 
b ia-me toxio arbonil-guanidina,

25 N -^ & -p ro p io n a m id o -4 -(4 -c ia n o -fé n ila u lfo n il) - fe n il7 -N ',N "-



T¡)is-metóxiearbonil-guánidina,
N -¿ ¡? -p ro p io n a m id o -4 -(4 -a e e til-fen ilB u lfo n ll)-fe n il7 -N ',N "-

bia-metoxicarbonil-guanidiaa,

N-^-propionamido-4-(3-ciano-fenilsulfonil)-fenil7-N',N"-
bis-metoxicarbonil-guanidina,

(4-propionil-f enilaulfonil )-f.anÍl7-N', N̂'- 
bia-metoxicarbonil-guaaidiaa,
N '^ -p ro p io n a m id o -4 -(4 -a c e tila m ia o -fe n ils u lfo n il)^ fe n il/  -

N',N"-bia-matoxicarbonil-guanidiaa,
*̂*̂ **pyopioaaáido-4-(4-üetoxioarbonil-fenil8ulfoail)-fenil7-

N',N"-bia-metoxicarboail-güaaidina,

N-^-proploaamido-4-(3,4-dimetil-ianilaulfonil)-f ¿nil7-Ñ' ,N"-
bia-metoxicai'bonil-guaaidíaa,
^"^"PrpPioDamido-4-(3,4-dicloro-fenilaulfonil)-feni^7-Ñ',N"- 
bia-metoxioarboail-guanidiaa,
N -(2 -a c e ta m id o -5 -fe n ila u lfo a il- fe n il)-N '-B * to x ic a rb o n il-N "-

propioail-guaaidiaa,

N-(2-aoetamido-5-íaailaulfoail-faail)-N'-etoxicarboail-Ñ"̂ . /
propioaií-guanidiaa,

N-(2-acotamido-5-fanilaulfoail-f9nil)-N'-iao-pyopoxioarbonil-
N"-propioail-guaaidiaa,

N-(2-acetamido-3-fanilaulfonil-fenil)-N'-aee-butoxiearbonil-
N"-propioail-guanidiaa,

N-(2-acataDd.do-5-faniiaulfoail-fenil)-N'-matoxiearboail-N"-
propionil-guaaidiná,



1 N-(propionamido-5**fenilsulfonil-faniÍ)rN'-metoxicarbonil-
N"-propionil-guandina,
Ñ-(2-butiramido-5-faailsulfoail-fanil)-N'-metoxicM'boaiÍ- 
N"-propioail-guaaidiaa, .

5 Ñ-(2-valaramido-5-faail6ulfoail-faail)-N'-matoxioarb!0Bil-
N''-propioailguaaidiaa,
Ñ-(2-ciolopantanoarbonamido-5-f¡inilaulfonil-faiiil)-N'-metoxi*
carboail-N"-propioail-guaaidiaa,
N-(2-oiclohexancaybonamido-5**fanilaulfonil-fanil)-N'-!aatoxi" 

.10 carboail-N"-propioail-guaaidiáa,
N-(2-baMaaidor5-fenilaulfonil-fenil)-N'-matoxicayboai3.-
N"-propioad,l-guaaidiaa,

..... N-(2-acatamido-5-fenilsulfonil-íanil)-N'-matoxicarbonÍl-N"- 
ac átil-guaaidiaa,

1$ N-(2-aoatamido-5-faailaulfoail-fanil)-N'-matoxicarboail-N"- 
butiril-guanidinat
N-(2-aaatamido-5-fanilaulfoail^faail)-N'-matóxicarboail-N"-
ciclohaxaacarbeail-guaaidina,
N-(2-aeatanido-5-faaiIaulfoail-faaiI)-N'-matoxicarboail-N"- 

20 beazoil-guaaidiaa,
N-(2-*c*tamido-5-faailauífoail-íaaÍl)-N'-metoxÍoarboail-N"-
fenilaoetil-guaáidiaa)
N-(2-acatamido-5**f̂ ailaulfoail-faail)-N'-!aatoxicarboail-N"'*
faaoxiaeatil-guaaldiaa,

25 N-¿^-(2'-matilureido)-5-feaiÍaulfoail-faailJ7-N'-matoxioarboail-
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1 N"-propionil-guanidina,

N-/**2-(2'-atilureido)-5-fonilBulfonil-feniÍJ7-N'-metoxi'=

carbonol-N"-propionil-guanidina,
Ñ-/**2-(2*-butilureido)-5-fenilsulfonil-fanilJ7-N'-metoxi=,

5 earbonil-N"-propionil-guanidina,

N-^*2-(2'-á)-cianopentilureido)-5-fanilsulfonil-fenil_/'-N'-

metoxicarbonil-N"-propionil-guanidina,

N-^"2-(2'-R-metoxime tilureido)-5-fenilsulfonil-fenil_/-N'- ,

metoxicarbonil-N"-propionil-guanidina,

10 N-^*2-(2'bancilureido)-5-fanilaulfonil-fenil_]7-N'-metóxi^

xarbonil-N"-propionil-guanidina,

N-/**2-(2'f$nilureido)-5-fenilaulfonil-fánil_7-N'-metoxi-

carbonil-Ñ"-propionil-guanidina,
N-(2-acatamido-5-fanilsulfonil-fenil)-N',.N"-bia-métoxi=

15 carbonil-guanidina,
N-(2-acetamido-5-fenileulfonil-fenil)-N' ,N"-bia-atoxi= '.. ' . * . . - ' J;carbonil-guanidina, ,,,
N-(2-acetamido-5-fenilsulfonil-fenil)-N',N"-bia-aoc-bátÓ3tiá *

- ' -'í ;
carbonil-guanidina,

¿Ó N-(2-propionamido-5-fenilsulfonil-fenil)^N',N"-bia-metoxi-'

carbonil-guanidina, -

N-(2-butiramido-5-fenilsulfonil-fenil)-N',N"-bia-metoxi'! 

carbonil-guanidina,

N-(2-iao-butiramido-5-fenilaulfonil-fanil)-Ñ',N"-bia-ntetoxi's 

25 carbonil-guanidina, " '



1 N-<(2-válaramido*.5-fbnilaulfoni'l-fanil)-N' ,N"-bie-metoxi^ 
carbonil-guanidina, ¡
N -(2-iao-valaram idb -5-íen ilsu lfon il-feü il)-N ',N "-b i6-
matoxicaybonil-guanidina,

5 N-(2-capyonam ido-5-feailaulfonil-fenil)-N ',N"-bia-m atoxi-
carbonil-guanidina,
N -Í2-iao-capronaBd.do-5-fanilaulfonil-fenil)-N ',N"-bia-

^natoxic'arbonil-guanidina, .
N-(2-ei<Mopantancarbon&mido-5rfenilsulfonil-fanil)'N',N"- 

10 b ia-aatoxicarbonil-güM Ídina,^ '-
^N-(2-ciclobaxancárbonam ido-5-fenilauífonil-fenil)-N',N"- 
'bia-matoxicarbonil-guanidina,- '-

- N -(2-fan ilacataa id d -5 -fa n ilau lfon il-fañil)-N ' ,N"-bia-matoxi= 
c arbonil-guanidina,

'15 N -.(2-fanoxiacatam ido-5-fenilaulfonil-fanil)-N ',N "-bia- 
matoxicarbonil-guanidina,
N -(2-banzam Ídb-5-fonilaulfonil-fenil)-N ',N"-bia-m atoxi.
carbonil-guanidina,

2-(2'rm atilüreido )-5 -fa n ila u lf o n il-fen ilJ 7 -N ', N"-bia- 
2C aatbxicarbonil-guanidina,

N -/* 2 -(2 '-a tilu ra id o )-5 -fen ila u lfon il-fan il_ /'-N * , N"-bía- 
ata toixicarbonil-guanidina,
^'Z*2-(2'butiluraido ) -5 - f  en ilau lfon il-fen íl^ y-N .', N"-bie- 
matoxicarbonil-guanidina,

.2$ tN r/*2-(2 '-íb -c iaaop aatilu ra id o)-5 -f#n ilau lfon il-fan ilJ7 -



1 Ñ',N"-bis-metoxicarbonil-guánidina,.
N-^*"2-(2'-B^-metoxietil-ureido)-5-fenilaulfoRil-fénil/-Ñ',Ñ"-; -
bis-matóxiearbonil-guanidina, .
N-^*2-(2'-benciluraido)-5-fenilsulfonil-fenil_J7-N'-N"-bis-

5 matoxiearbonil-guanidina,
N-/["2-(2'-fenilureido)-5-fenil8Ulfonil-fenil_y-N',N"-bis-
metoxicarbonil-guanidina, - -
Ñ-^**2-propionamido-5-(4-metil-feniaulfonil)-fanil_y-N',N''-
bia-métoxiearbonil-guanidlna, - - - - .

< f añil
10 N-/**2-propíonamido-5-(3-metil-^ulfonil)-fanil_/'-N',Ñ"-bis- -

matoxiearbonil-guanidina, , 'I,--;*.;"-,'
N-^**2-propionamido-5-(4-cloro-fenilBulfoniÍ)-fenilJ7-N',N"-;
bia-matoxioarbonil-guanidiná,
N-^2-propionamido-5-(3-cloro-fenilsulfonil)-fenil^y<*N',N"- 

15 bie-matoxicarbonil-guanidina, v
N-^*2-propionamido-5-(2-oloro-fanilaulfonil)-fenil_y-N'^N"- 
bia-matoxicarbonil-guanidina, '  ̂.
Ñ-^"2-propionamido-5-(4-metoxi-fanilsulfonil)-feniij7-N',N"- 
bia-metoxicarbonil-guanidina,

20 . N-/**2-propionamido-5-(3-metoxi-fenilaulfonil)-fenil_y-N',N"-bÍs- .
matoxiearbonil-guanidina, ' . ''
N-¿"*2-propionamido-5-(4-metiÍtio-fenilsulfonil)-fenilJ7-Ñ',N"-
bia-metoxicarbonil-guanidina,

' . 
M'Z*2-propionamido-5-(3-Mtiltio-fenilsulfonil)-fenil_/^N',N"''

25 bia-metoxiearbonií-guanidina,
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1 N -^ "2 -p ro p io n a M id o -5 -(4 -c ia n o -fe n ll3 U lfo H il)- f6 n ilJ 7 -N ',N "-.

bis-metoxicarbonil-guanidina,
2 -p ro p io n a m id o -$ -(4 -a c e til- fa n ils u lfo n ll) .-* fs n il^ 7 **N ')N"-

bis-metoxicarbonil-guanldina,
 ̂ íj-̂ **2-propionamido-5-(3**cian-fenilsulfonil)-fenil_7*'N' tN"*

bis-metoxicarbonil-guanidina,
N-̂ "*2-proplona!nido-5- (4-propionil**f enilsulf ORil)*^ enil_7** 
N',N"-bis-metoxicarbonil-guanidina^
^-^"-2-propiona.mido-'5-* (4-acetilámino-f enilsulf onll)-f ebil_J7- 

10 N-,N"-bis-metoxicarbonil-guanidina,
y-^/**2-pí'opioRa!nido^.5**(4-metoxicarboRil-f enilsulf otill)**feRÍjL7'* 
N',N"-bÍB-mátoxicaybonil-guanidina,.

N-^*2-propioRamido-5*' (3 $ 4 -d im etil-f e n ilsu lf  o n il) - f  en il_7-
N',N"-bis-metoxicarbonil-guanidiRa,

15 N-^**2-propioRamido-5"(3f4-dieloyo-feRiÍBulfORil)-feRÍl_7-

N',N"-bia-metoxicaybonil-guanidiaa,
-̂ /̂**2-pyopi'óRamido-3**(3**M^1-I*^^^ -̂1-1' -̂°)"^^^^*^7*N' fN"-bls-
matoxioarboRll-guaRidiRa,
N-(2-aeatamido-5-feRÍlsulfoRÍl^feRÍl)-Ñ'. ,N"-bis-metoxi=

20 carbohil-guaRidinas



1 . Los compuestos preparados según la invención muestran un
efecto sorprendentemente bueno y amplio contra los siguientes 
nematodos y cestodos:

1. Anquilostómas (p.e. Uncinaria atenocephala, Ancylostoma 
5 caninum, Bunostomum trigonocephalum);

2 . Tncostrongil-idos (p .e . Nippostrongylus muris, Haemonchus
contortus, Trichostrongylus colubriform is, Ostertagia circum- 
cin cta ); ' '
3 . Estrongilidos (p .e j . Oesophagostomum columbianurn);

10 4 . Rhabditidos (p .e j . Strongyloides r a t t i) ;
5. Ascárides )p.ej. Ascaris suum, Toxocara canis, Toxascaris 
leonina);

6. Oxiuros (p.ej. Aspiculuris tetraptera);
7* Heteráquidos (p.ej. Heterakis spumosa);

15 8. Tricocófalos )p.ej. Triohuris muris);
9- F ila r ía s (p .e j . Litomosoides c a r in ii , D ipetalonem aw itei); 
10 . Cestodos (p .e j . Hymenolepis nana, T aeniapisiform is, 
Echinococcus m u ltilocu laris).

El efecto fu6 ensayado en ensayos con animales después 
20 de la administración oral y parenteral a animales de ensayo 

fuertemente atacados por parásitos. Las dosificaciones apli­
cadas fueron toleradas muy bien por los animales de ensayo.

Las nuevas substancias activas pueden ser empléadas como ' 
antihelmínticos tanto en la medicina humana, como también en 

25 la medicina veterinaria.



1 Las nuevas substancias activas pueden ser elaboradas
en forma conocida en las formulaciones usuales.

Los nuevos compuestos pueden encontrar aplicación ya 
sea como tales o sea,en combinación con vehículos farmacéu- 

5 ticamente aceptables. Como formas de administración en com­
binación con diversos vehículos inertes entran en considera­
ción: pastillas, cápsulas, granulados, suspensiones acuosas, 
soluciónes inyectables, emulsiones y suspensiones, elixires, 
pastas y similares. Tales vehículos comprenden diluyentes o 

10 rellenos sólidos, un medio acuoso estéril^ asi como diversos 
disolventes orgánicos atóxicosy similares. Naturalmente, las 
pastillas que entran en consideración para una administración 
oral, y preparados similares pueden estar provistos de un 
aditivo edulcorante o lo similar.' En el precitado caso, al 

15 compuesto terapéuticamente eficaz ha de estar presente en
una concentración de aproximadamente Ó , 5 a 90% en peso de la 
mezcla total, vale decir, en cantidades suficientes para al­
canzar el margen de- dosificación arriba indicado.

Las.formulaciónés.son preparadas en forma conocida,
20 P*ej. por dilución de las substancias activas con disolventes 

y/o vehículos, eventualmente con el empleo de emulsivos y/o 
agentes dispersantes, pudiéndose emplear, p.ej. en el caso de 
la,utilización dé agua como diluyante, eventualmente disol- 
ventee orgánicos como disolventes auxiliares.

25 Como substancias auxiliares, a titulo de ejmplo, sean .
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1 citadas: agua, d isolventes orgánicos atóxicos, ta les  como
parafinas (p .e j . fracciones de aceite minera), aceites vege­
ta le s  (p .e j . aceite de mani/aceite de sésamo), alcoholes 
(p .e j . alcohol e t í l i c o ,  g licer in a ), g lic o le s  (p .e j . propilen- 

5 g lic o l ,  p o lie t ile n g lic o l)  y agua; vehículos só lid os, ta les  
como p .e j . minerales naturales molidos (p .e j . caolines, ar­
c i l la s ,  ta lco , creta), minerales s id té tico s  molidos (p .e j .  
ácido s i l íc ic o  altamente disperso, s i l ic a to s ) ,  azácares 

(p .e j . azúcar de caña, lactosa  y glucosa); emulsivos, ta les  
10 emulsivos i'onógenos y aniónicos (p .e j . ásteres de polioxi=

etilen o  y ácidos grasos, éteres de p o lio x ietilen o  y alcoholes 
grasos, sulfonatos a lq u ílico s y sulfonatos a r íl ic o s );  agentes 
dispersantes (p .e j . lign in a , le j ía s  de desecho de s u lf ito , 
m etilcelu losa , almidón y p oliv in ilp irro lid on a) y lubricantes 

-15 (p .e j . estearato de magnesio, ta lco , ácido esteárico y 
su lfato  la u r ílico  de sodio).

En e l  caso de la  administración oral, la s  p a s t il la s  na­
turalmente pueden contener, además de lo s  precitados vehícu­
lo s , también ad itivos, ta le s  como citra to  de sodio, carbonato 

20 de calcio  y fosfato  d icá ü co , conjuntamente con diversos adi­
tamentos, ta le s  como almidón, preferiblemente fécula de papa, 
gelatina  y sim ilares. Además pueden emplearse concomitante- 
mente lubricantes, ta le s  como estearato de magnesio, sulfato  
la u r ílico  de sodio y ta lco , para la  producción de p a s t il la s .  

En e l  caso de suspensiones y/o e lix ir e s  acuosos destina-25
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1 doa para administraciones orales, la s  substancias activas 
pueden ser' mezcladas, además de la s  precitadas substancias 
au x iliares, con diversos agentes mejoradores de sabor.y co- 

' lorante's.
Para e l  caso de la  administración parenteral, pueden 

aplicarse soluciones de la s  substancias.activas con e l  empleo 
de vehículos líquidos apropiados.

Las substancias activas pueden estar contenidas en cáp­
su las, tab letas, p a s t il la s , gr¿ageas, ampollas e tc . también 

10 en forma de unidades de dosificación , siendo cada unidad de 
dosificación  ajustada de ta l modo que suministra una dosis 
individual del componente activo.

. Los nuevos compuestos pueden estar presentes en la s  for­
mulaciones también en mezclas con otra substancias activas  

1$ . conocidas.
Las nuevas substancias activas pueden ser aplicadas en 

forma usual. De preferencia, la  administración procede oral­
mente, pero es posible también una administración parenteral, 
particularmente subcutánea, asi.como también úna aplicación  

20 dermal.
Por lo  general, se ha comprobado ser ventajoso adminia- 

t*r diariamente cantidades de aproximadamente 0 ,1  mg a apro­
ximadamente 50 mg de lo s  nuevos compuestos por kg del peso 
de ouerpo para lograr resultados e fica ces .

25 No obstante,'eventualmente puede ser necesario que uno
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1 ;se aparte de las citadas cantidades, y es decir, en depen­
dencia del peso de cuerpo del animal de ensayo o del tipo 
de la vía de administración, pero también debido a la clase 
de animales y su reaociSn individual al medicamento o al 

5 tipo de su formulación y al tiempo ó intervalo de tiempo
a que se hace la administración. Asi, en ciertos casos, puede 
ser suficiente administrar menos que la cantidad mínima indi­
cada, mientras que en otros casos ha de excederse del limite 
superior indicado. En el caso de la administración de mayores 

10 cantidades^.puede ser recomendable repartir éstas sobre el
día en varias dosis menores individuales. Para la aplicación 
en la medicina humana y veterinaria se provee el mismo mar- ' 
gen de dosificación. Debidamente interpretadas valen también 
las demás indicaciones arriba detalladas.

15 El efecto antihelmíntico de las substancias activas
segán el invento es explicado más detalladamente en base a 
los siguientes ejemplos de aplicación.

25
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. 1 ¡Ejemplo A
Ensayo con anquiíistomá /  oveja. parto

Unaa ovejas.experimentalmente infectadas con Buáostomum 
trigonocephalum, transcurrido,de tiempo de prepatencia de loa 

5 parásitos, fueron tratadas. La cantidad de substancia activa  
fuá administrada oralmente como substancia activa pura en 
cápsulas de gelatina .

Unos perros experimentalmenté con Uncinaria átenooephala 
respectivamente Anoylostoma baninum, fueron tratados una vez 

10 transcurrido e l  ptiempo d.e prepatencia, de lo s  p arásitos. La 
cantidad de substancia activa fuá administrada oralmente como 
substancia activa pura en cápsulas de gela tin a .

El grado de efioao ia  es determinado de ta l  manera que 
se cuentan lo s  gusanos expulsado-s después del. tratamiento y,

15 después de la  seocián, los gusanos sobrevivientes en loa ani­
males de ensayo y se calcula e l  porcentaje de loa gusanos 
expulsados.

Las substancias aotivas ensayadas, las. dosis aplica­
das y e l  efecto pueden apreciarse de la  sigu iente tabla .

20 En la  siguiente tabla, se indican la s  substancias activas 
. y la  respectiva dosis mínima en mg de substancia activa por 
kg delLpeao de cuerpo del animal da ensayo que reduce en más 
de un 90% e l ataque por lo s  gusanos en lo s  animales de en­
sayo.
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1 ' T a b l a  1 (correspondiente al Ejemplo A)
Substancia activa dosis eficaz mínima
según el invento (reducción >90%) en mg/kg

5
N-CO-OCH,

-0-^^-NH-C-NH-CO-OCH,
NH-CO-CHp-CHp-CH^

Bunostomum trig. 2,5

10

f 1 -S-/' Y-NH-C-NH-CO-OCH^ 
- N-CO-OCH,
NH-CO-C^

Bunostomum trig. 1

EjemploB
Ensayo con Nippstrongylus muris / rata

Una ratas experimentalmente infectadas con Nippostron- 
15 gylus muris, fueran tratadas una vez transcurrido el tiempo de 

prepatencia de los parásitos. La cantidad de la substancia 
activa fuá administrada oralmente como suspensión acuosa.

El grado de eficacia del preparado es determinado de 
talmanera que, después de la sección, se cuentan los helmin— 

20 tos que quedaron en los animales de ensayo, en comparación
con los animales testigos no tratados, y se calcula según ello 
el prooentaje del efeoto.

En la siguiente tabla se indican las substancias-activas 
y la dosis múnima que reduce on más de un 90% el ataque por 

2$ helmintos en los animales de ensayo, en comparación con pra—



1 parados conocidos.
Suplementos a la  Tabla 1 (correspondientes a l Ejemplo A)

Substancia activa  según.el invento dosis eficaz  mínima (reducción >90%)'en ¡agAg

f W l ^NH-G-NH-CO-OCH^ Uncinaria aten. 5
í N-CO-OCH^ B*unoátomum tr ig . 1

î H-CO-CHp-OCH^

A-NH-C-NH-CO-OCH^ 
A  N-CO-OCH^ Bunostomum tr ig . . 2 ,5

m-CO-CHp-OCH^

T á b 1 a 2 (correspondiente al Ejemplo B)
Substamciá activa ' . dosis efioaz mínima
según el invento (reducción. > 90%) en mg/kg

1 5 ------------ ------------------------------------------ -̂---------------- -- -------:-------- -—

-NH-C=N-C0-0CH^ 
' NH-CO-OCH, 

HrCO-CH^
25

SO

S -O ^NH -q=N-C0-0CH g  
NH-CO-OCH, 

i-CO-CHg-OCH^ -

25

25



1
Substancia activa dosiis eficaz mínima
según el invento (rédudción >90%) en mg/kg

Continuación Tabla 2 (correspondiente al Ejemplo B)

\==/ . ̂ NH-CO-OC^H^
IM-C'O-C^Hy

50

NH-CO-CH^-OCH^
100

Preparados conocidos para la dosis eficaz mínima
comparación(conocidos de la Patente (reducción >90%) 
publicada no examina de la Rep.Fed. en mg/kg
Alemana No. 2.117.293

N-CO-OCH^ 
-NH-C-NH-CO- OCH^
^-NH-CO-CH^ >500

20

N-CO-OCH. n 3-NH-C-NH-CU-OCH^
'NH-CO-C^H^

500
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1 Ejemplo C
Ensayo coh' yermes intestinales / oveja

Unas ovejas experimentalmente infectadas con.Haemonchus 
* contortus o Trichostrongylus colubrifOrmis, fueron tratadas 

5 ' una vez transcurrido el tiempo de prepatencia &e los par&- 
- -sitos. La cantidad de substancia activa fuá administrada

como substancia activa pura en cápsulas de gelatina por vía 
bucal.

El grado de eficacia es determinado de tal manera que 
10 se cuentan cuantitativamente los huevos de lps vermes eli­

minados con la cagarruta antes y despueB.del.tratamiento.
Un cese total de la eliminación de huevos después del 

tratamiento, significa que los vermes fueron expulsados o 
dañados a tal grado que dejan de producir huevos, (dosis 

1$ eficaz).
' Las substancias activas ensayadas y las dosis eficaces 

(dosis'eficaces mínimas) puedbn apreciarse de la siguiente 

tabla.



1 T a b l a  3 (correspondiente al Ejemplo C)
Substancia activa dosis eficaz mínima
pagún el invento (reducción ̂ 90%) en mg/kg

NH-C=N-C00CH^
NH-CO-OCH^

Hacmonchus cont. 5 
Trichostrong. col* 5

-0-(^l-NH-C=N-C0-0CH.,, 3NH-C0-0CH, 
NH-CO-CH^-CH ^

Haemonchus cont. 2,5 
Trichostrong.col. 2,5

N-CO-OCH.
-O-^^-NH-C-NH-CO-OCH^

^NH-CO-CH^,-CH^-CH^

Haemonchua cont. 2,5 
Trichostrong.col. 2,5

^ A-0-(^ \-NH-C-NH-CU-C^H^
N-CO-OCH^

NH-CO-CH^-CH^^

Haemonchus cont. 5 
Trichostrong.col. 5

Haemonchus cont. 5 
Trichostrong. col.10
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T a b l a  3 (Continuación)
Substancia Activa dosis eficaz mínima
según el invento . , (reducción 90%) en
__________ ________ ___________________ - "s'Ag __ ___

-NH-C=N-C0-0CH^
ÑH-C0-0CH, NH-CO-ÓH  ̂ ^

Haemonchus cont. 2 ,5  
Trichostrong.col. 2 ,5

NH-C0-0CH^
^-NH-C=N-Q0-0CH^
^NH-CO-C^H^

Haemonchus cont..2,5 
.Trichostrong.col. 2,5

O - ' í \-NH-C-NH-C0-0CH^ 
V Ñ-C0-0CH^ 
NH-CO-C^Hy

Haemonchus cont. 1 
Trichostrong.col. 1

O - í
^ ^H-CO-CgH.
VNH-CL  ̂  ̂
/ ^N-CO-OCH^
\H-CO-CH3 . .

Haemonchus cont. 2,5 
Trichostrong.col. 5
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T a b 1 a 3 (Continuación)
Substancia activa dosis eficaz mínima
seg&n el invento (reducción 90%) en

mg/kg

\ 7-0-f %-NH-C=N-C0-

H^CO NH-C0-

OCH,
NH-CO-OCH,

CH.

Haemonchus cont. 5

NH-C=N-C0-0CH,
NH-CO-OCH,*

Haemonchus cont. 5 

Trichostrong.col. 1

(j^N-CO-OCgH^
NH-CO-OCH^

NH-CO-CH^

Haemonchus cont. 2,5 
Trichostrong.col. 2,5

-NH-CO-CH,

NH-C-NH-CO-C2H^
H-CO-OCH,

Triohoatrong.col. 5
Haemonchus cont. 10
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T a b l a  3 (bontinuación)
Substancia activa dosis eficaz mínima
según el invento (reducción 90%) en

mg/kg

^N-CO-OCH^
*^KH-C0-0CH,

¡-CO-CHg-OCĤ -
Haemonchus cont. 0,5 
Trichoatrong. col. 1

^JÍ-COOCH^
— NH-CO-C^H^

'NH**C 0*̂ ! 2^$

Haemonchua cont. 2,5 
Trichoatrong. col. 2,5

- ^ - C O - O C H ^

^ " ^ N H - C O - C g H ^  .
"NH-CO-O^Hy

Haemonchua cont. 2,5 
Triohos trong. c ol̂  2,5

^N-CO-PCHg
^ " ^ N H - C O - C C g ^
^H-CO-CHg-OCH^

Haemonchua cont. 1
Trichostrong. col. 2,5
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T a b l a  3 (Continuación)
Substancia activa dosis eficaz mínima
según el invento (reduccción 90%) en

mg/kg

H3CÓ
Trichostrong. col. 5

Haemonchua cont. 2,3

-C0-0CH,
IM-CO-OCHi 

-C0-CH2-0C6H^'
Haemonchua 2,5

Trichostrong.col. 5
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* T a b 1 a 3 (Continuación)
Substancia activa Dosis eficaz mínima
según el invento. (reducción 90%) en

mg/kg

Haemonchus cont. 1

Haemonchuá cont. 1 -



-  105 -

T a b 1 a 3 (Continuación)
Substancia activa Dosis eficaz mínima
según el invento (reducción 90%) en

mg/kg

^N-CO-OCH^
NH-Oj

.^NH-CO-OCH,
^H-C0-CH2-0-^)

Haemonchus cont. 2,5 
Trichostrong. col.2,5

NH-
-C0-0CH-

*^NH-C0-0CH-

i-C0-CH2-0C2H^

Haemonchus cont. 1 
Trichostrong. col.. 1

- C O - C ^3 7

Haemonchus cont. 1 
Trichostrong. col. 1

-C0-0CH,
^NH-CO-OCH, 

-CO-CHg-OCH^

Haemonchus cont. 0,5 
Trichostrong. col. 1



T a b l a  '3 (Continuación)
Substancia activa ¡-DóBls éficaz áiinifha
seg&n el invento (reducción 90%) en
' mg/Kg

-CO-OCH, Haemonchus cont. 5

,..^N-CO-OCH^
Haemonchus cont. 2,$

^NH-CO-C^Hy
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T a b l a  3 )Continuación)
Substancia activa 
según el invento

Dosis eficaz mínima 
(reducción 90%) tn 

mg/kg

^MH-CO-CpH^ \ . ^ 5 
NH-C0-CH2-0C2H^

Haemonchus cont. 2,5

Preparados parecidos para la 
comparación (conocidos de la 
Patente publicada no examinada 
de la Rep.Fed.Alemana No.2.117.293

Dosis eficaz mínima 
(reducción 90%) en

mgAg

N-C0-0CH,. " 3 -NH-C-NH-C0-0CH,
Q  ̂NH-CO-CH^

Haemonchus cont. >100 
Trichostrong.col. 50

N-CO-OCH^
^^-NH-C-NH-CO-OCH,
Q , NH-CO-CgH^

Haemonchus cónt. 50 
Trichostrong.col. 10
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1 Ejemplo E .
Ensayo con ascárides /  perro:, rata

A unos perros natural o experimentalmente infectados 
con Toxascaris leonina, se- administró oralmente la cantidad 

$ de substancia activa como substancia activa pura en cápsulas 
de gelatina.

Unas ratas infectadas expbrimentalmente con Ascaris 
fueron tratadas 2 a 4 dias después de la infección. La can­
tidad de substancia activa fué administrada oralmente como

cárides que quedaron en los animales de ensayo, en compa­
ración con animales testigos no tratados y con ello se cal-

.15 ' -culó el porcentaje del efecto.
En la siguiente tabla, se citan las substancias activas 

y la dosis mínima que reduce en más de un 90% el ataque por 
ascárides en los animales de ensayo, en comparación con pre­
parados conocidos.

20

25



T a b 1 a 6. (Correspondiente al Ejemplo E)
Substancia activa dosis efi.cáz mínima,
según el invento (reducción 90%) eñ mg/ícg

. N-CO-OCH^
-0-(/A-NH-C-NH-C0-0CH,

-NH-CO-CHg-CHg-CH^

Toxascaria leonina 25

^-NH-C=N-C0-0C2H^ 
NH-CO-OCH^

NH-CO-CH,
Ascaris suum 
(larvas) 25

^N-CO-OCH^
^NH-CO-OC^H^
CO-CHg-OCĤ

Ascaris süum 
(larvas)

100

-C0-0CH,

:-C0-CH2-0CH^

Toyascaria
Ascaris suum 
(larvas

5
25



T a b 1 a 6 )Continuaci6n)
Substancia activa <* dosis eficaz mínima
.seg&n el invento * .. (reducción 90%) en mg/kg

1';

O

^í-ic^-QO-QQH,:.Mur
j nr tr Ascaris suum 50*eyti!ír-ac;o manara -̂(larvas) "' ;*

. *i¿-C0-C,H7 ,cueuter loe .oxanrer cue <P*'̂ d$v'on et! loe s:.;. . * *' o

Preparados parecidos para ía compa' 
conocidos/;de,\l 
¡(examirnMle í¡a 
'Na./2.117^293

ración,conocidoszde\la Patente publi- 
cada no (examinarme la-ÍRé-pQF^d%AlemaHa

rw'.
N-C0-0C¿^"^"^^3

-NH-8-NH-CO-ác.H,
¡ ---Ü

ineficaz

^r
^^N-CO-OOIL - '^NH-CO-CgHr. 
-NH-C-NH-00-G^o.-C^I^

//

ineficaz

NH-CO-CgH,
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1 Ejemplo F

Ensayo con Aspiculuris tetraptera / ratón

Unos ratones infectados naturalmente con Aspiculuris 

tetraptera, fueron tratados una vez transcurrido el tiempo 

5 de prepatencia de los parásitos.

La cantidad de substancia activa fuó administrada oral­

mente como suspensión acuosa.

El grado de eficacia del respectivo preparado es de-

10

15

20

25

terminado de tal manera que, después de la sección, se 

cuentan los oxiuros que quedarán en los animales de ensayo 

en comparación con los animales testigos no tratados y 

con ello se calcula el procentaje del efecto.

T a b l a  8 (correspondiente al Ejemplo F)

¿Substancia activa dosis eficaz mínima
según el invento (reducción 90%) en mg/kg

\ /*"S^A-NH-C=N-C0-0CH^
ÑH-CO-OCH, 

NH-CO-CH^  ̂ .

50

^— /  ^ N H - C O - C g H ^ 25

N H - C O - C g H ^
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Substancia activa 
según el invento

T a b l a  8 (Continuaci6n)

. . ¿¡ó si a eficaz mínima 
(reducciín 90% en mg/kg

í-CO-OCH,

¡-C0-!

-CO-C^Hy
C2H5 25

'1 0

15

^_y-M-C0-C2H$
[.q^N-CO-OCHg 

^N H -C O -
'.'¡'.'-.¡jiMtr;;;

- - * - f  )- .\:^NH-CO-OCH,

Preparado conocido para.la oomparaci6n 
publicada no exaninada de la Rep.Fed. Alemana No/ 2.117.393)!

- ̂ V
N-CO-OCH^.

-NH-O-NH-CO-OCHv. r-- 

NH^cq-CH, 1; -
4 * - -*̂j:.: ! -v 1

50

ineficaz

20

25

^ Ejemplo G

Ensayo MH Hymenolepia nana /

U . . .M Í .Ü . .  d. .n .v o  i n f . . t .d . ,  M p . ,Í M .t . l . . . t .
.... ^....l.pi. .d,., ... t,.t.d.. m .  i,.......id. . ..
.1 bi..p. d, ,,.,.t.,.i. d. 1.. ,^4.it... 1, ........ d.
..b.tM.l. ..a,. .dM.i.t,.d. .r.im..t. ....;..,p.„i4, d



1 acuosa.
El grado de eficacia es determinado detal manera que, 

después de la secci6n, se cuentan los cestodos que quedaron 
en los animales de ensayo en comparación con los animales 

5 testigos no tratados y con ello se calcula el porcentaje del 
efecto.
Substancia activa dosis eficaz mínima
se'g&n el invento (reducción 90%) en

mg/kg

O - ' Q
NH

N H - C ^ H - C O ^
^N-COOCH^

-CO-CH^
500

^N-CO-OCH^
\=/ \==/ ^NH-CO-OCH^ 5oo

'"NH-CO-CĤ -OCĤ

f*
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1 Ejemplos de Preparación 
Ejemplo!

-NH-CÓ-CH,

NH-C
N-COOCH,

'^NH-NH-COOCm

Se calientan 24,2 g (o,1 mol) de 2 amino-5-fenoxi- 
acetanilida conjuntamente con 20,6 g (o,1 mol) de éter 

10 S-metílico de N,N'-bis-métoxicarbonil-isotioúrea y 2,6 g 
(ó,o15 moles) de ácido p-toluensilfónico en 200 mi de 
metanolabsoluto durante 3 horas bajo agitación a la tempe­
ratura de ebullición con reflujo* Subsiguientemente se fil­
trase caliente, y, después del énfriamiento, se recoge por 

.1$ filtración a succión la N-.(2-acetamido-4-fenoxifenil)-
N',N"-bia-metoxicarbo!nil-guanidina;cristalizada, se la lava 
con áter y se la seca en alto vaolo, P.f. 168°C, rendi­
miento: 27 g * 67)5% de lá teoría...

Puede:aumentarse el rendimiento -por elaboración de la 
20 lejía madre. .'

Análogamente alEjemplo 1, fueron.obtenidas?
de éter S-metílico/

a.partir dé 2-amino-5-fenoxi-acetanilida y/de* N,N'-bis- 
etoxicarbonil-isotioárea, la N-(2-acetamido-4-fenoxifenil)-- 
N',N"-bis-etoxicarbonil-guanidina del P.f. = 159°C; ^

25 a partir de 2-amino-5-fenoxiracetanllida y de óter S-metilioo



1 de N,N'-bis-iso-propoxicarbonil-isotioúrea, la N-(2-acet-
amido-4-fenoxifenil)-N',N"-iso-propoxicarbonil-guanidina 
del P.f. = 165°C)
a partir do 2-amino-5-fenoxi-propionanilida del P.f. = 122°C y 

5 de éter S-metilico da N,N'-bia-metoxicarbonil-isotio6rea, la
N-(2-propionamido-4-f enoxi-fenil)-N',N"-bis-metoxicarbonil- 
guanidina, P.f. = 143°C;
a partir de 2-amino-5-fenoxi-propionanilida y de éter 
S-metilico de N,N'-bis-etoxícarbonil-isotioúrea, la N-(2- 

10 propionamidó-4-fenoxi-fenil)-N',N"-bis-etoxicarbonil-
guanidina del P.f. = 167?C(

a partir de 2-amino-5-fenoxi-propionanilida y de éter 
S-metilico de N,N'-bis-iso-propoxicarbonil-iaotioúrea, la 
N-(2-propionamido-4-fenoxi-fenil)-N',N"-bia-iao-propoxi- 

15' carbonil-guanidina del P.f. = 161°C;
a partir de 2-amino-5-fenoxi-butiranilida del P.f. = 118°C 
y de éter S-metilico de N,N'-bia-metoxicarbonil-iaotioúrea, 
la N-(2-butiramido-4-fenoxi-fenil)-N',N"-bÍB-metoxicarbonil- 
guanidina del P.f. = 136°C;

20 a partir de 2-amino-5-fenoxi-butiranilida y de éter S-metilico 
de N,N'-bis-etoxicarbonil-isotioúrea, la N-(2-butiramido-4- 
fenoxi-fenil)-N',N"-bÍ6-etoxicarbonil-guanidina del P.f.
= 142°C;
a partir de 2-amino-5-fenoxi-butiranilida y de éter S-metilÍ0'$ 

25 de N,N'-bis-iso-propoxicarbonil-iaotio6rea, la N-(2-butir-
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amido-4-feñoxi-fenil)-N',N"-bia-iao-porpoXicarbonil- 
- guanidina del. P.f. = 163°C;
a partir da 2-amino-5-fenoxi-benzanilida del F.f.= l4o°C 
y de éter S-metilico de N,N4bia-metoxicarbonil-isotioúrea, 
la N-(2-benzamido-4-fenoxi-fenil)-N',N"-bia-metoxicarbonll- 
guanidina del P.f. = 157°C{
a partir de 2-amino-5-fenoxi-benzanilidá y de éter S-metilico 
de N,N'-big-etoxicarbonil-iaotip6rea, la N-(2-bertzamido- 
4-fenoxi-fenil)-N.',N"-bia-etoxicarboniÍ-guanidina del 
P.f. = 141°C{, -
a partir de 2-amino-5-fénoxi-benzanílida y de éter S-metilico 
de N,N'-bia-iao-propoxicarbonil-iaotio^rea, la N-(2-benzamido- 
4-fenoxi-fenil)-N',N"-biar-iao-propoxicarboniÍ-guanidina del
P.f. . 188°C;' . . ' .
a partir de 2-ami8o-5-fenoxi-ciclohexancarbonanilida del 
P.f. z*l42°C y de éter S-metilico de N,N.'-bia-metoxicarbonil- 
iaotioCtrea, la N-(2-ciclohexancarbpnamid'o-4-feaoxi-fenil)- 
N',N"-biarmetoxiearbonil-gHanidina del P.f. e 155^0. 
a partir de 2-amino-5-feaoxi-cicl.ohexáncarbonanilida y de 
éter S-metílico de.NiN'-etoxicárbonil-láotio6rea, laN-(2- 
ciclohexaacarbonamido-4-fenoxi-fenil)-N',N"-etcxicarboniÍ- 
.guanidiaa del P.f. s 132^0;
a partir.de 2-amino-5-fenoxi-metoxiacetaniÍida del P.f. a 
93°C y de éter S-metilico de N,N'-bia-metoxiearbon.il- É
iaotio&rea, la N-(2-metoxiacetamido-4-fenoxi-rfeniÍ)-N',N"-



bis-metoxicarbonil-guanidina del P.f. = 145°C; 
a partir de 2-amino-5-(3-cloro-fenoxi)-acetanilida y de 
éter S-metilico de N,N'-bis-metoxicarbonil-isotioúrea, .
la N-/*2-acetamido-4-(3-cloro-fenoxi)-feñil_7-N',N"-metoxic 
carbonil-guanidina dél P.f. = 160-161°C; ,
a partir de 2-amino-5-(3-cloro-fenoxi)-butiranilida y da 
éter S-metilico de N,N'-bis-metoxicarbonil-isotio&rea, 
la N-^/*2-butiraniido-4-(3-cloro-fenoxi)-fenil_/7-N' ̂ "-bis- 
metoxicarbonil-guanidina del P.f. = 163°C; 
a partir de 2-amino-5-(4-cloro-fenoxi)-acetanilida del 
P.f. = 150-1.51°C y de éter S-metilico de N,N'-bis-metoxis 
carbonil-isotioúrea, la N-/*2-acetamido-4-(4-cloro-fenoxi)- 
fenil_7-N4,N"-bis-metoxicarbonil-guanidina del P.f. = 170°C; 
a partir de 2-amino-5-(4-cloro-fenoxi)-butiranilida del 
P.f. = 101°C y de éter S-metilico de N,N'-bis-metoxicarbonil- 
isotioúrea, la N-¿[**2-butiramido-4-(4-.cloro-fenoxi)-fenil_/?- 
N',N"-bis-metoxicarbonil-guanidina del P.f. = 201°C; 
a partir 2-amino-5-(3-fluor-fenoxi)-butiranilida del P.f.
= 121°C y da éter S-metilico de'N,N'-bis-metoxicarbonil- 
isotioúrea, la N-¿^*2-(butiramido-4-(3-fluor-fenoxi)-fenil_7- 
N',N"-bis-metoxicarbonil-guanidina del P.f. =¡ 138°C; 
a partir de 2-amino-5-(3-fluor-fenoxi)-metoxiacetanilida 
del P.f. = 106°C y de éter S-metilico de N,N'-bis-metoxÍB 
carbonil-isotioíurea, la N-/**2-metoxiacetamido-4-(3-fluor- § 
fonoxi)-fenil_7-N',N"-bis-metoxicarbonil-guanidina,P.f.= 148°C;
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1 a partir de 2-amino-5-(3-metoxi-fenoxi)-acetanilida del
Jr'.f. = 107-108°C y de §ter S-metilico de N,N'-bis-metoxi=

. carbonil-is0tio6rea, la N-^**2-acetamido-4-(3-metoxi-fenoxi)- 
fenil_y-N',N"-bis-metoxiearbonil-guanidina del P.f. = 164°C;

5 a partir d^ 2-amino-5-(3-metoxi-fenoxi)-propionanilida del 
. P.f. - 129-130°C y de &ter Srmetilido.de N,N'-bia-metoxi= 
caybonil-isotioúrea, la N-/"2-propionamido-4-(3-metoxi- 
fenoxi.)-fenil_J7-N',N"-bia-metoxicarbonil-guanidinadel 
P.f. . 133-134^0;

10 a partir de 2-amino-5-(4-metil-fenoxi)-propionanilida del 
P.f. = 125**C y de áter S-metilieo de N,N!-bia-metoxi- 
carbonil-iaótio6rea, la N-/"2-propionamido-4-(4-metil- 
fenoxi)-fenilJ7-N'-N"-bia-metodcieárbonil-guanidina del 
P.f. = 165-1.66°C;

15 a partir de 2-aminor5-(4-metil-fenoxi)-butiranilida del 
P.f. e 122°C y de 6ter S-metilieo de N,N'-bia-metoxia 
earbonil-isotioúrea, la N-^**2-butiramido-4-(4-metil-fendxi)- 
fenil_y-N',N"-bia-met.oxicarbonil-guanidina del P.f. = 
161-162°C{

20 a partir da 2-amino-5-(4-acetamido-fenoxi)-propionáailida 
del P.f. * 200^0 y de íter S-metilico de N,N'-bia-metoxi= 
carboail-iaotioúrea, la N-^**2-propionamido-4-(4-aoetamido- 
fenoxi)fenil_/'-N',N"-bia-metoxicarbonil-guanidinadel 
P.f. - 197-199°C; 9

25 a partir de 2-amino-5-(4-acetamino-fenoxi)-butiranilida
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2

1 del P.f.= 150°G y de éter S-metilico de N,N'-bis-metoxicarbonil- 
isotioúrea,la N-^2-butirarnido-4-acetamido-fenoxi)-feniiy-N',N"- 
bis-metoxicarbonil-guanidina del P.f. = 190°C; 
a partir de 2-amino-5-(4-ciano-fenoxi)-butiranilida y de éter S- 

5 metílico de.N,N'-bia-metoxicarbonil-isotioúrea,la N-̂ 5-butiraniiiio-
4-(4-ciano-fenoxi)-fenilJ7-N',N"-metoxicarbonil-guanidina; 
a partir de 2-amino-5-(4-fluor-fenoxi)-butiranilida y de H,-N'-bia- ' 
metoxicarbonil-isotioérea,la N-^2-butiramido-4-(4-ciano-fenoxi)- 
feniiy-N',N"-bÍB-metoxicarboRil-guanidina}

10 a partir de 2-amino-5-(4-acetil-fenoxi)-butiranilida y de
éter S-metilico de N,N'-bia-metoxicarbonil-iaotio6rea, la 
N-/"*2-butiramido-4-(4-acetil-fen'oxi)-fenil_7-N',N"-bis-meto3d- 
carbonil-guanidina;
a partir de 2-amino-5-(3**a.cetil-fenoxi)-butiranilida y de 

15' éter S-metilico de N,N'-bis-metoxicarbonil-isotioúrea, la 
N-¿f2-butiramido-4-(3-acetil-fenoxi)-fenil_7-N',N"-metoxi= 
carbonil-guanidina;
a partir de 2-amino-5-(4-metiltio-fenoxi)-butiranilida y de 
éter S-metilico de N,N'-metoxicarbonil-iaotio&rea, la N-¿**2- 

20 butiramido-4-(4-metiltio-fenoxi_7-N',N"-bia-metoxicarbonil-
guanidina¡
a psurtir de 2-amino-5-(3-trifluormetil-fenoxi)-butiranilida 
y de éter S-metilico de N,N'-bÍB-metoxicarbonil-iaotio6rea, 

la N"¿f*2-butiramido-4-(3-trifluormetil-fenoxi)-fenil ^

25 N',N"-bis-metoxicarbonil-guanidina;

h-
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Ejemplo 2

24,2 g (o,1 mol) de 2-amino-5-fenoxi-acetanilida son 
calentados conjuntamente con 22 g (o,1 mol) de éter S-meti- 
lico de N-metoxicarbonil-l'i'-propionil-isotioúrea y con 2,6 g 
)o,o15 moles) de ácido p-tolMensulfónico en 200 mi de metanjol 
absoluto durante 3 horas bajo agitación a la temperatura de 
ebullición con'reflujo. Entonces se filtra en caliente y, , 
después del enfriamiento, se recoge por filtración a succión 
la N-(2-acetamido-4-fenoxi-fenil)-N'-metoxicarbonil-N"-pro-! 
pionil-guanidina cristalizada, se la lava bien con óter y ae 
la seca en alto vacio, P.f. = 134°C, rendimiento: 20 g = -
30% de la teoría. El rendimiento puede ser aumentado por 
elaboración de la lejía madre.

Análogamente al.Ejemplo 2, se obtuvieron: 
a partir de 2-amino-5-fenoxi-propionanilida y de éter 
S-metilico de N-metoxicarbonil-N'-propionil-isotioárea, la 
N- (2-propionamido-4-fenoxi-fenil)-N'-metoxicarbonil-N"- 
propionil-guanidina del P.f. = 132°C;
a partir de 2-amino-5-fenoxi-butiranilida y de óter S-me­
tilico de N-metoxicarbonil-N'-propionil-isotioúrea, la ^
N-(2-butiramido-4-fenoxi-fenil)-N'-metoxicarbonil--N"-25
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1 propionil-guanidiaa del P.f. = 125^C;
a partir de 2-amino-5-fenoxi-benzanilida y de. Éter S-me­
tilico de N-metoxicarbonil-N'-propioniÍ-iaotio&rea, la 
N-(2-benzamido-4-fenoxi-fenil)-N-métoxicar bonil-N"-pro- 

5 pionil-guanidina del P.f. = 151°C;
a partir de 2-amino-5-fcnoxi-cic1ohexanocarbonanilida y 
de Éter.S-metilico de N-metoxicarbonil-N'-propionil- 
isotioúrea, la N-(2-ciclohexancarbonamido-4-fenoxi-fenil)- 
N'-metoxicarbonil-N"-propionil-guanidina del P.f. = 139°C;

10 a partir de 2-nmino-5-fenoxi-acetanilida y de Éter S- 
metilico de N'-etoxicarbonil-N'-benzoil-iaotio&rea, la 
N-(2-acetamido-4-fenoxi-fenil)-N'-etoxicarbonil-N"-benzoil-
guanidina del P.f. = 179°C;
a partir de 2-amino-5-fenoxi-butiranilida y de Éter S-me- 

15 tilico de N-metoxicarbonil-N'-ciclohexilcarbonil-isotio-
úrea, la N-(2-butiramido-4-fenoxi-fenil)-N'-metoxicarbonil- 
N"-ciclohexilcarbonil-guanidina del P.f. = 146°C;

a partir de 2-amÍ!io-5-fenoxi-butiranilida y de Éter S-me­
tilico de N-metoxicarbonil-N'-etoximetilcarbonil-isotio-úrea, 

20 la N-(2-butiramido-4-fenoxi-fenil)-N''-metoxlcarbonil-N"- 
etoximetilcarbonil-guanidina del P.f. = 137°C;

a partir de 2-amino-5-(3-cloro-fenoxi)-acetanilida y de Éter 
S-metilico de N-metoxicarhonil-N'-propionil-isotio&rea,



1 1* N-/"2-acetam ido-4-(3-cloro-foHoxi)-feniÍ_y-N'-m étoxi=
carboail-N"-propionil-guanidina del P.f. = 163°C; 
a partir de 2-amino-5-(3**cloro-fenoxi)-butÍranilida y de 
éter S-metilico de N-motoxicarbonil-N'-propionil-iaotioúrea,

5 la N-¿72-butiramido-4-(3-clororenoxi)-fenil_7-N'-metoxi=
carbonil-N"-propionil-guanidina del P.f. = 163°C; 
a partir de 2-amino-5-(4-acetamido-fenoxi)-propionanilida 
y de éter S-metllico de N-metoxicarbonil-N'-propionil-iso.tio= 
úrea, la N-/*2-propionamidp-4-(4-acetamido-fenoxi)-fenilJ7- 

10 NLmetoxicarbonil-N"-propionil-guanidina del P.f. = 190°C;
a partir de 2-amino-5-(4-acetamido-fenoxi)-butiranilida y de 
éter S-metilico de N-metoxicarbonil-N'propionil-iaotioúrea, 
la N-/"2-butiramido-4-(4-acetamido-fenoxi)-fenilJ7-N'-metoxi=; 
carbonil-N"-propionil-guanidiiíadelP.f. =178-180°C, y 

'15 / a partir de 2-amino-5-(4-metil-fenoxi)-butiranilida y de
éter S-metllico de N-metoxicarbonil-N'-propionil-isotioúra,' 
la N-/*2-butiramido-4-(4-metil-fe'noXi)-fenil_7-N'-metoxi- 
carbonil-N"-propionií-guanidina del P.f. = 135°C.
Ejemplo 3 '

25



P

!
i

i

i*
t

i

}
!

!
i

i
t!

¡

- 1 2 3 -

1 12,8 g (ó,o5 moles) de 2 amlno-4-fenoxi-propionanilidá
(P.f. = 110-111^0) son calentados en-100 mi de metanol con 
10,3 g (o,o5 moles) de éter S-metilico de N,N'-bis-metoxi= 
carbonil-isotioárea bajo adición de 1 g de ácido p-toluen=

5 sulfónico con reflujo. Después del enfriamiento, se recoge 
- por succión el precipitado, se lo lava con éter y, después 
del secamiento, se obtienen 11,1 g de N-(2-propionamido- 
5-fenoxi-fenil)-N',N"-bis-metoxicarbonil-guanidina del 
P.f. = 148-149°C.

10 De un modo operativo correspondiente, a partir de
éteres S-metilicos de isotio&rea N,N'-disubstituidos y de 
2-amino-4-fenoxi-anilidas, se obtienen los siguientes com­
puestos:

t

t
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Material de partida Substancias prepar as según

6 \ _ ^ _0-/7 -NHR'
R

NH-C

R R' F (C°J

H COCH^ 122-123
H COCH^
H COC^Hy 108
H COC^Hy

H COC^Hy

H COC^Hy

H COOCH^
H COOCgH^

H COC^Hy

H COC^Hy

H ^ 4 ^ ( n )
H C O C ^ ( i s o )

R R' R"
H COCH,3 COOCH^
H COCH^ :oocH^
H COC^Hy :oócH^
H COC^Hy :oocH^
H COC^Hy :ooc^H^
H COC^Hy :oocH,3
H COOCH,3 !00CH^
H C O O C ^ :oocH^
H COC^Hy 'OOCH^
H COC^Hy OOCH^
H ""4"9(.) 'OOCH^
H ^ 4^9 OOCH^



!

*- ***

f. s;
< ' gS?S'''<

prep.ar as según e l invento

- ° - € ^-NHR'
\ ^>NR" NH-C^NHR ! M

R." R"' F p.(C °)
¡ ÜOOCĤ COOCĤ 181-182

JOOCĤ C O C ^ 161-163
7 roócH^ COOCĤ 164
7 roocH^ c o c ^ 155-156
7 ÔOĈ Ĥ COOĈ Ĥ  2 5
7 :oocH-3 COOĈ Ĥ
3 :oocH3̂ COOCĤ
"5 lOOCĤ3 COOCĤ
7 :oocH3̂ COOCH2-CH=CH2
7 OOCH^ COOCH -̂C -̂CH
9(n) OOCĤ COOCĤ3
?(iso OOCĤ COOCH,3

— -^—
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Material de partida Substancias reparadas sí

R R' F(C°)
tR

H COCHg-OCH^ H b-CH^-OCH^

H COCHg-O-CgH^ H ^-CH^-OCgH,

H COC^Hy H 3C^Hy

4 -CH3 COC^Hy 4-CH^ ^ " 7

3 -CH3 COC^Hy 3-CH^ )Ĉ HLy

2-CH3 COC^Hy 2-CH^ ^ H y

4-C1 COC^Hy 4-C1 )C^Hy

3-C1 COC^Hy 3-C1 X,H,

4 - C ^ COC^Hy 4-CgHg ) C ^

3-SCH^ COC^Hy 3-SCH^ OC^Hy

3-OCH^ COC^Hy 3-OCH^ ^ " 7

3 -CF3 COC^Hy 3-CF^
3,5-(C^ 2 3,5-(CH^ . ^OC^Hy

!



stancias .^aradas según el invento

' R" R" ' Fp(C°)
í
O-CHg-OCH^ COOCH 3̂ COOCH 3̂
l -CP^-OC^ COOCH^ COOCH^

COOCH^ COC^Hy

;H3 ^3^7 COOCH 3̂ COOCH 3̂
'"3

.3C^Hy COOCH^ COOCH^

'"3
303^ COOCH^ COOCH3

:i X 3H7 COOCH 3̂ COOCH^

:i 3C3H7 COOCH 3̂ COOCH^

=2"5 X 3H7 COOCH 3̂ COOCH 3̂
X 3H 7 COOCH^ COOCH^

)CĤ X 3H7 COOCH^ COOCRx3

'̂ 3
X3*7 COOCH^ COOCH^
^OC^Hy CÓOCH^ COOCH^



1 Ejemplo 4

14,3 g (o,o5 moles) de 2-amino-5-feniltio-butir= 
anilida (P.f. = 152^0) son calentados en 100 mi de métanol 
con 10 g (o,o5 moles) de éter S-metllico de N,N'-bis- 

10 metoxicarbonil-isotioárea durante 3 horas bajo adición de 
1 g de ácido p-toluensulfónieo. Después de la elaboración 
en forma análoga al Ejemplo 3* se obtienen 13*S g de 
N-(2-butiramido-4-feniltio-fenil)-N',N"-bis-metoxicarbonil- 
guanidina del P.f. = 155°C.

15 De un modo operativo correspondiente, a partir de
éteres S-metilicos de isotioárea N,N'-disubstituidos y 
de 2-amino-5-feniltio-anilidas, se obtienen los compuestos 
detallados en la siguiente tabla:
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hatería! de partida aubstancias preparad^ seg6n e

-NHR'

NH. NH-C
-W

R R' F(°C) R R'
H COCH^ 119 H COCH^
H COCH^ HI COCH^
H COCH^ H COCH^
H COCpH^ 145 H COCpH^
H COCgH^ H COC-H¡.
H COCgH^ H COCgH^
H COC^Hy 1 5 2 H COC^Hy
H COC^Hy H COC^Hy
H CCC4H3 117 H COC^H^
H COC^H^iso H C O C ^ i s o
H COOCH^ H COOCH^
H COOCgH- 93-94 H COOC^H^
H COC5H11 105 H COĈ HH, ̂
H COCgH^ H COC^H^
H COCgH^ H COC^H^
H C K 5H11 H COC^Hn

H COC^H^ 117 H COC^Hg
H CO-C=CH^ 120 H CO-C=CH-t

CH^ CH. - 3
H CO-CH(CH^)2 H CO-CH(CH^

R"
COOCH
COOCH
COOCH
COOCH
COOCH
COOCH
COOCH
COOCH
COOCH
COOCH
COOCH
COOCH
COOCH
COOCI
COOCI

COOC!

COOC!
COOCH

CO(



.g seg&n el invento eparadí___ ______________

m "
NHR" '

3
3
3
"5
"5
"5

iso 

"3
7H5 . 
'11  
^ 3  
'5

COOCH3

COOCH,
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
CCOCH-
COOCH,3
COOCH^
COOCH^
COOCH^

R " ' F p . ( ° C )
COOCH^ 1 6 o
COCpH^. 1 3 1 - 1 3 2
COOC^Hc 2 5 1 ^ 5 - 1^46

CCOCH^ 1 7 6
C O C ^ 1 3 o
COOCpH^
COCCpH^ 1 2 8
COCpH^ 1 2 7
COOCH^ 1 3 7
COOCH^ 1 ^ 3
COOCH^
COOCH^ 1 5 9
COOCH^ 1 2 7
COOCR,

^0CH2-CH=CH2

1 1 1
COOCH3 COC2 H5 1 2 2

*9 COOCH3 COC^H^ 1 6 0

iCKp COOCH3̂ COOCH^ 1 6 1

'3
I ( C H ^ COOCH^ COOCH^ 1 6 1
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Material de partida Substancias preparadas
R R' F(°C) R R' i R"
H COCgĤ H COCpH^ COOCH^H COCgĤ H COCpH^ ' COOCH^H COCgĤ H COC^H^ COOCH2
H C O - Q H

c ° < 0 COOCH^

H CO-^H^ H COOCH^

H COCHgOCĤ 95 H COCH^OCH, COOCH^
H CO-CH^-OC.

-"5 H CLt-CH^-OC^Hc uOOCH^
H CO-CH^OCgH^ 1 0 9 - 1 1 0 H COCH^OCgH, COOCH^
4-CH3 COC^Hy 136 4-CH^ COC^Hy COOCH^
3-CH3 COĈ Hy 3-CH3 COC^Hy COOCH^
2-CH^ COC^Hy 2-CH^ COC^Ky COOCH^
4-C1 COCgĤ 4-C1 COCpH^ COOCH^
3-C1 COCgĤ 3-C1 0002^ COOCH^
2-C1 COCgĤ 126 2-C1 COC2H5 COOCH^
4-NHCOCH^ COĈ Ĥ 4-NHCOCH^ COCpH^ COOCH^
4-Br COC^Hy 13 0 4-Br COC^Hy COOCH^
3.4-C12 COC^Hy 3,4-012 COC^Hy COOCH^

COC^Hy 4-Ĉ H, COC^Hy COOCH^
4-CgĤ COC^Hy 98 4-C,Hg COC^Hy COOCH^
2̂ 5-(CĤ )2 COCgHy 146 2.5-(CH^)2 COC^Hy COOCH^
4-CH^ COC^Hy 12 2 4-CH3 COĈ Hy ;COOCH^



^adas eecún el invento
R " R " ' F ( ° C )

2H5 < COOCH^ COOCH2 - C S C H
2H5 COOCH,3 COOCH2 -C (C H ^ )= C H 2

? 5 C O O C H ^ - ^ C H ^ C0 0 CH2 -CH=CH2

0 COOCH,3 COOCH^

COOCH^ COOCH^

H^OCH^ COOCH^ COOCH^ 129-130
-O C gH ^ cOOCH^ COOCH^ 1 1 9
^ O C ^ H . COOCH^ COOCH^ 144-146
3^7 COOCH^ COOCH^ 171
3"? COOCH,3 COOCH^
2^7 COOCH,3 COOCH^
? 5 COOCH,3 COOCH^
2 H5 COOCH,3 COOCH^
? 5 COOCH,3 COOCH^ 144
2^5 COOCH^ COOCH^
3^7 COOCH^ COOCH^ 1 7 6
3*̂ 7 COOCH^ COOCH^
3^7 COOCH^ COOCH,3
3**7 COOCH^ COOCH^ 167
3H7 COOCH^ COOCH^ 142
3"? COOCH^ COC^H^ 110
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1 2 9 -

Material de partida Substancias preparadas según el
R R' B(°C) R R ' R"

4-C1 C O 'C ^ H y 1 2 6 4-C1 C O -C ^H y COOCH,
4-C1 CO-Ĉ Hy 4-C1 C O -C ^H y COOCH;
2-C1 COC^Hy 155 2-C1 COC^Hy COOCH
2-C1 COCHpOCH^ 166 2-C1 COCHpOCĤ COOCH
4-Br COCpĤ 154 4-Br COCpĤ COOCH

' 3-CĤ ,4-Br COC^Hy 143 3-CĤ ,4-Br COC^Hy COOCH
3-CĤ ,4-Br COĈ Ĥ 3-CĤ ,4-Br C0 C2 H ^ COOCH
3-CĤ ,4-Br COCHpOCĤ T&-120 )3-CĤ ,4-Br COCHpOCĤ COOCH.
4 - C 2 H5 COCpĤ 97 COCpH^ COOCH.

COCHpÓCĤ 94 COCHpÓCĤ COOCH-
3 - C F 3 COC^Hy 3 - C F ^ COC^Hy COOCH,
3 - C F 3 COCHpOCĤ 64 3 - C F ^ COCHpOCH^ COOCH;

COCHpOCĤ COCHpOCĤ COOCH,
3-OCĤ COCHpOCĤ 3-OCĤ COCHpOCĤ COOCH,
4-OCĤ COCHpOCĤ 63 4-OCH3 COCHgOCH^ COOCH,
2-OCgĤ COC^Hy 2-OCpĤ COC^Hy COOCH-
2-OCgĤ COCHpOCĤ 133 2-OCpĤ COCHpOCĤ COOCH,
2-COOCĤ COC^Hy 2-C00CĤ COC^Hy COOCH,
2-COOCĤ COĈ Ĥ 2-C00CĤ3 COC^H^ COOCH,
2-COOCĤ COCHpOCH^ 2-COOCH- COCHpOCĤ COOCH,



.; M'SBHggĝ  ¡

'eparadas según el invenlo
! R" R'" Ffc)
C,Hy COOCĤ COOCĤ 176
ClHy COOCĤ COCpHc, 155
"3^7

COOCĤ COOCĤ 154
:HpOCH^ COOCĤ3 COOCĤ 00

-*2% COOCĤ COOCĤ 158
' 3H7 COOCĤ COOCĤ 170

COOCĤ COOCĤ
^OCH^ COOCĤ COOCĤ 141
'2^ COOCH?3 COOCĤ 155
^HpOCH^ COOCĤ COOCĤ 126
^H ? COOCĤ COOCĤ
:H^OCH^ COOCH,3 COOCĤ 120
JH^OCH^ COOCH-,3 COOCĤ
:HpOCH^ COOCĤ3 COOCĤ
¡HgOCH^ COOCĤ COOCĤ 131
=3"7

COOCĤ COOCĤ 128
¡HpOCH^ COOCH3 COOCH-,7 110

'3^7 COOCĤ COOCĤ
^ " 5

COOCĤ COOCĤ
¡H^OCH^ COOCĤ COOCĤ
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Material de partida Substancias preparadas según el invento
R R' F(°C) R . R' R" R'

H COCHpOCĤ 95 H COCHpOCĤ COOCĤ  , ' C(
H COCH^OC^ 109-110 H C0CH20CgĤ  COOCĤ  ^ c<

H COCHg-O-CgĤ 66 H COCH2-O-C2Ĥ  COOCĤ  ¡ "" * 0

2,4-(CH^)p COĈ Hy 2,4-(CH^)2 COĈ Hy COOCĤ  [ C(
3-O C^ COĈ Hy 3-OC2H5 COĈ Hy COOCĤ C(
4-OCĤ COC^Hy 103 4-OCĤ COĈ Hy COOCH-3 C(
3-OCH3 COĈ Hy 88 3-OCH3 COĈ Hy COOCĤ - : c(

4-SCĤ COĈ Hy 4-SCH3 COĈ Hy COOCĤ C(
2-OCpH^ COC^H^ 2-00^^ COCgĤ COOCĤ C(
3-CHy4-Hr COCpĤ 3-CH* 4-B r COĈ Ĥ COOCĤ Cí
3-CF^ COCpĤ 3-CF, COĈ Ĥ COOCĤ C(
4-F COCHgOCHj 89 4-F COCHgCCĤ C00CH3 C(
4-CĤ CO COCpĤ 4-CĤ CO COCpĤ COOCĤ C(
3-CĤ CO COCgĤ 3-CĤ CO COCgĤ COOCĤ C(
4-Ĉ HyCO COCgĤ 4-C^HyCO CCCgHp COOCĤ C(
4-NHC00CĤ COCgĤ 4-NHCOOCH3 COCgĤ COOCĤ C(
4-CN COCpĤ 4-CN COCpĤ COOCĤ C(
3-CN COCpĤ 3-CN COCpĤ COOCĤ C(

4-F CO-Ĉ Hy 121 4-F CO-Ĉ Hy COOCĤ c<
4-F CO-C,Hy 4-F CO-Ĉ Hy COOCĤ c<

4-Br CO-CHg-O-CH^ 143 4-Br CO-CHg-O-CĤ  COOCĤ c<

3-Ci CO-Ĉ Hy 142 3-C1 CO-Ĉ Hy COOCĤ 0

3-C1 CO-CHg-O-CĤ 113 3-C1 CO-CHp-O-CĤ  COOCĤ ' C'
4-C(CH^^ CO-C^Hy 4-C(CH^)^ cü-C^Hy COOCĤ c



g&n el invento
....................

" R'" Fp(°C)
X K H ,3 " C O O C ^ 125-127
:oocHt, COCgHc 138-140
COOCH^ CO-CgH^ 111

30CH^ COOCH^
30CH^ coocH, * 3X)CH^ COOCH^ 185
30CH^ ' COOCH^ 160
30CH^ COOCH^
30CH^ COOCH^
30CH^ COOCH^
3OCH3 COOCH^
)OCH^ COOCH^ 127
30CH^ COOCH^
30CH^ COOCH^
30CH^ COOCH^
X)CH^ COOCH^
30CH^ COOCH^
30CH^ COOCH^
COOCH^ COOCH^ 155
COOCH^ COCgHj- 136 -13 7
COOCH^ COOCH^ 114
COOCH^ COOCH^ 129
COOCH^ COOCH^ 124
COOCH^ COOCH 3̂ 169
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1 Ejemplo $

-N H -C O C ^H y
,^N-COOCH^ 

NH-C ^
^ N H -C O O C H5 ' 3

Según el método descripto en el Ejemplo 3, a partir 

de 14,3 g (o,o5 moles) de 2 amino-feniltio-butiranilida y 

de 10,3 g (o,o5 moles) de éter S-metllico de de N,N'-bis- 

10 metoxicarbonil-isotioúrea, se obtienen 14,5 g de N-(2-butir- 

amido-5-feniltio-fenil)-N',N"-bis-metoxicarbonil-guanidina 

del P.f. = 164-166°C.

En forma operativa correspondiente, a patir de éteres 

S-metilicos de isotioúrea N,N'-disubstituidos y de 2-amino- 

*15 4-feniltio-anilidas, se obtienen los compuestos detallados 

en la siguiente tabla:

20

25
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Material de partida

R'
COCH^
COCH^
COCH- - 3
COC^H^
COC^H^
COC^H^
COC^Hy
COC^Hy
COC¿^
COC^H^iso
COOCH^
COOC^H^
COC^H^
COC^H^
COC^H^
COC^H^
COC^H^

Substancias preparadas

-S-/7 1

R R'
H COCH^
H COCH^
H COCH^
H COC^H^
H COC2H5
H COC^H^
H COC^Hy
H COC^Hy
H COC^H^
H COC^Hgiso
H COOCH^
H COOC^H^
H COC^H^ ̂
H COCgH^
H COC^H^
H COC^H^
H COC^H,

'egún el

-NHR'

^H-C
Mi

\ N?

R"
COOCH
COOCH
COOCH
COOCH
COOCH
COOCH'
COOCH!
COOCH¡
COOCH^
COOCH^
COOCH-3
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^



paradas 'egún el invento

5- 1 -NHR

.VH-C
NR"

\ NHRR"'

R"

COOCH^
R'"

COOCH^
COOCH^ COC^H^

5
COOCH 3̂ COOC^H^COOCH^ 2 5

COOCH^5 COOCH-3 COCgH^5 COOCH^ COOC^H^7 COOCH^ COOCpH^7 COOOR,3
2 5COC^H^9 COOCH 3̂

2 5 
COOCH^

COOCH^ 3
COOCH,3i COOCH3̂

3
COOCH^5 COOCH^ 3
COOCH^

!1 COOCR,3
3

COOCH^¡3 COOCH^ COOCH^i COOCH^ C00CH2-CH=CH.COOCH^ COOCH^-Cs i
COOCH^ COOCH-C(CH^),
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ferial de p ^ ^ ^ Substancias preparadas
R' F ( ° C

H
H
H
H
H
4-CH,
3 -  CK¡
2- CH^
4 -  C1
3 -  C1 
2 - C 1

COC^H^

C0-(^
COCĤ OCĤ
CO-CH^OC^H^
COC^Hy 
COC^Hy 
COC^Hy 
COC^H^ 
COC^H^ 
COC^H^

4-NHCOCÎ  COĈ Ĥ  
4-Br COĈ Ĥ  
3,4-Cl2 COC^Hy 
4 - C ^  COC^Hy 
4-CgH  ̂ COĈ Ĥ  

3,5-(CH^)^C0C^Hy 
2,4-(CH^)^ C O C ^

R R'
H
H
H
H 
H
4-CH^
3 -  CH^
2- CK,
4- Cl'
3- C1 
2-C1

4-NHCOCH-

4 -  B r  

3,4-ci2
4-C4H9 
4-C2^ 

3,5-(CH^)^ 
2,4-(CH^2

COCgH^

c ° - < )
co-(^
COCHgOCH^ 
C0CH20C^H^
COC^Hy
C O C ^
COC^Hy
COC^H^
COC^H^
COC^H^
COÜ2H^
COC^Hy
COC^Hy
COC^Hy
COC^Hy

COC^Hy
COC^Hy

según el 

R"
COOCH
COOCH
COOCH
COOCH
COOCH
COOCH!
COOCH!

; COOCH!
' COOCH¡

COOCHÜ
COOCH^
COOCH3̂
COOCH^
COOCH^.3
COOCH^
COOCH^
COOCH3̂
COOCH3̂



$93?

radas según el invento

R"
R'" Fp(°C)

COOCH^-CH^CH^ COOCH^-CH^CH^
COOCH 3̂ COOCH^
COOCH,3 COOCH^

'̂ 3 COOCH 3̂ COOCH^
^ 5 COOCH^ COOCH^

COOCH 3̂ COOCH^
COOCH-rJ) COOCH^

, COOCR, COOCH^
' COOCH^ COOCH^

COOCH^ 3
COOCH^

COOCH^ COOCH^
COOCH3̂ CUOCH^
COOCH^ COOCH^
COOCH^ COOCH^
COOCH^ COOCH^
COOCH^.3 COOCH^
COOCH^ COOCH^
COOCH 3̂ COOCH^
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— .Material de partida
R R '
3 - O C - H . 2 5 COC^Hy
4 -0 C H „ COC^Hy
3 -O C H ,3 COC^Hy
4 -S C H 3̂ COC^Hy
2 - 0 C2 ^ COCpH^
3 -  C H ,,
4 -  Br-* COC^H^
3 - C F ^ COC^H^
4 - F COCpH^
4-C H ^C O C O C ^
3-C H ^C O3 COC^H^
4 -C ^ H -,C 0 COC^H^

^-NHCOOCH^ COC^H^
4 -C N C O C ^
3 -C N COC^H^

Substancias prepara-!;..,---
F(°C) R R' R"

3-00^1^ COC^Í^
COC., ti-? 3 7

COC
4-OCH3̂ COC
3-OCH^ COC^Hy coo
4-SCH 3̂* COC^H^ coo
2- 0C2^
3- CR,,

COC^H^ 2 3 coo
4-iiR C0C2H^ coo
3-CF3 C0C2H^ COO)4-F C0C2l^ C00(
4-CH^CO COCgH,, C00(
3-CH^CO COCgH, C00(
4-C^ü^co coc^i^ C00(
4-NíiC00CH^ , 3 COCgí^ cooc4-CN COC^H. cooc3-CN COC^H* 2 5 cooc



raia¿ según el invento
......__ R" R" ' Fp(°c;
L, COOCH;3 COCCH^
7̂ COOCH- COOCH^
7̂ COOCH^ COOCH^
7̂ COOCH^ COOCH^
'5 COOCH 3̂ COOCH-
5 COOCH^ COOCH^
^ COOCR, COOCH^
5 COOCH^ COOCH^
5 COOCH^ COOCH^
3 COOCH^ COOCH^
5 COOCH.3 COOCH^
5 COOCH^ COOCH^
5 COOCK, COOCH^ ' 3

COOCH^5 COOCH^
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1 Ejemplo 6

Según el método descripto en el K.iompio 3, a partir 
de 14,2 g (o,o5 moles) de 2 amino-5-fenilsulfinil-pro- 

pionanilida y de 10,3 g (o,o5 moles) de éter S-metilico de 
N,N'-bis-metoxicarbonil-isotioúrea, se obtienen 12,7 g de
N-(2-.propionamida-ú-fenilsulfinil-fenil)-NÍ,E"-metoxi =
carbonil-guanidina del P.f. = 193-195°c

En forma operativa correspondiente., a partir de éteres 
S-metilicos de isotioúrea M,H'-disubstituidos y de 2-amino.- 
p-fenilsuliinil-anilidas, se obteinen los compuestos deta­
llados en la siguiente tabla:

25
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R R' i ("' . í 1
H COCH- í H
H CCCH^ 3
H COCH^ '' .3
H COC^iL 3 / ' 3
H COC^H^ 2 5 3
H COC^H^ ; 3
H COC^I^ 3 7 ! 3
H COC^H-, ¡ 3
H COC^H^ ! 3
H COC,H^iso 4 9  ̂ 3
H COOCH-3 ¡ 3
H COOC^H^ ] 'H COC^H^ í *
H COCgH^ - !î 1*H COC^Hr¿ 5



substancias preparadas secun el invente

R
íf5 6 \ _ s .

3 ^  7

NR"

NHR"
R" '

R COCH^
R COCH^
R COCH^
R COC^Hy
R, COC^H^
R COC^H^
R COC^Hy
R COC^Hy
R coc¿^
R C O C ^ i s
R COOCH^
R COOC^H^
R COC^H^ ^
R C O C gH ,^
R COC^H^

COOCH^ CCCCH^
COCCH^ COC^H^
CCOCH^ COCC^H^
CCCCH

3̂ COOCH^
COOCH^. COC^H^
COOCH^ COOC^Hc,
CCOCH^ C0CC-,H^ '
COOCH^ COC-,H- 

2  3
COCCH^ CCCCH^
COOCH^ COCCH^
COOCH^ COCCH^
COOCH^ COOCH^
COOCH^ COOCH^
COOCH^ COOCH^
COOCH^ COCCH^-CHrrCH
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Material de partida  ̂ s t n n c
R R' F(°C) R
H C0C2^ HH C0C2H^ HH COCyH^ H
H H
H C . ^ ) HH C O ^ O C H ^ HH C0-CH20CgH^ H
4-CH^ COC^Hy 4-Cí^3-CH^ COC^Ry

- r
v t n COC^Hy 2-Ci-̂4-C1 COC2H3 34-(;̂ L3-C1 C0C2^ 3-C'l2-Cl

4-NHCOCH^
C0C2^
COC^H

2-Cl
4-NHCGCH^4-Br COC^Hy 4-Br3.4-C12 COC^Hy 3,4-Clp+-C4H9 COC^Hy

)reparadn
R'

COC^H^
COC^H^

: o - Q

^OCHpOCH
OCi^OCg
OC3K7
OC^Hy
OC^Hy
OC2H5

OC2H5
OC2H^
OC^Hy
OC^Hy
OC^Hy



Fp(°C)

' reparadas según el invento
R ' R"
C0 C2 H^ COCCH^
C0 C2 ^ COOCH^
: 0 C2 ^ COOCH-CH=CH
: o - Q COOCH^

;°-<E) COOCH^
: 0 CH2 0 CH^ coocn^
: 0 CHp0 C^H^ COOCH^
:o c ^ H y COOCH^
:o c ^ H y COOCHĵ):o c ^ H ^ COOCH^
:0 C2 ^ COOCH^
'0 C2 ^ COOCH^
0 C2 ^ COOCH^
0 0 2 ^ COOCH^
OCjHy COOCH^
OC,Hy COOCH^
o c ^ COOCH-,3

R" '

COOCH2 - C ?  CH
C00CH2-C(CH^,)=CH2

C00CH2-CH=CH^
COOCH^

COOCH^
COOCH^ 135 3
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^

-136
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Material de partida
" R ' * FFJ)
4-CgH^ COc^Hy
^'5**(CH^)2 COC^H- 
2,4-(CH^)^ COC^Hy
3 -O C ^ H g C O C ^
4 -O C H ,3 COC^Hy
3 -O C H ,3 COC^Hy
2 - 0 C 2 ^ 0002^
3 -  C H ,,
4 -  Br-3 C 0 C 2 ^
3 - C F ^ C 0 C 2 ^
4 - F C 0 C 2 ^
4 -C H -C O3 C 0 Ü 2 ^
3-C H ^C O C 0 C 2 ^
4 -C ^ H ^ C 0 COCgH^
4-NHCOOCH^ , 3 COCgH^
4 -C N C 0 C 2 ^
3 -C N C 0 C 2 ^

Substanci;
R

3,5-(CH^)
2,4-(CH-)
3- oc,,,/

2 5
4- OCH^ 
3-OCH^
2- OCgH,
3- CH,.'
4- Br^
3-CF-
-F

4-CH^.co
3 -  CH^.CO
4- C^HyCO 
4-míCOCCH 3̂-CN 
3 -C N

preparad;
R '
COC^Hy 
.COC^Hy
,COC^Hy 
COC^Hy 
COC^Hy 
20C^Hy 
.̂ OCyĤ

30C^H^
ÍOC^H^

'OCgH^
;oc-H=[ 2 5;OĈ Ĥ' 2 5
OC2H5
OC^H^



2%

3

preparadas
R'

según el invento

H-2
Í3

*3

^CO
3 ^
HyCO

R" R'
COC^tL, COOCH^ COOCH^L) ̂, C O C ^ COOCH^ CCOCH^

^ 2  COC^?L, COOCH^ 3COOCH-
COC^H^ COOCH^ 3

COOCH^
COC^H^ COOCH^ COOCH-
COC^Hy COOCH^ 3COOCH^
COC^H^ COOCH^ 3COOCH^
COC^H^ COOCH^ COOCH^
vOC^H^ COOCH^ COOCH^
JOC^H^ COOCH^ COOCH^
PC^H^ COOCH^ COOCH^
tOC-Hc; i 5 COOCH^ COOCH^

' ¡°C2"5 COOCH^ COOCH^
3̂ ¡OC^H^ COOCH^ 3

COOCH^
OC^H^ COOCH^ COOCH^OC^H^ COOCH^ COOCKx3

Fp(°C]
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Ejemplo 7
Se*g6n o l método descripto en e l Ejemplo 3, a partir

de 14,2 g )o,o5 moles) de 2"-amino-4-fenilsu-lfinil-pro- 
pionaniliday de 10,3 g (o,o5 moles) de éter S^metilico
de.N,N-bis-metoxicarbonil-isotioúr'ea, se obtienen 12,7 g
de N-(2-propionamido-5-fenilsulfiniÍ-f¿niÍ)-N',N"-bis-
metoxicarbonil-guanidina.

s o - -NH-COC^H^

NH-C^  M-COOCFL; 3
MH-C00C?L

En forma operativa.correspondiente, a partir de 
éteres S-metílicos de isotioúrea N,N'-disubstituidos y' 
de 2-amino-4-fenilsulfinil-anilidas, se obtienen los ....

15 puestos detallados en la siguiente tabla:



!
O*3*
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Material de partida Substanc

R R' F(°C) R
H COCH^ H
H COCH^ H
H COCH^ H
H COC^Hy H
H COC^H^ H
H COCgH^ H
H COC^Hy H
H COC^Hy H
H COC4H3 H
H COC^H^iso i
H COCH 1̂H C00C2l^ i
H COC^H., ̂
H COCgH^ í
H COC^H^ !



Substancias preparadas según el invento

NH-C
¿?NR"
^NHR"

R R' R" R"'
H COCH3̂ COOCH^ COOCH^H
H

COCH^
COCH3̂

COOCH 3̂COOCH^
COC^H^
COOC^H^

H COC^Hy COOCH^ COOCH^
H COC^H^ COOCH^ COC^H^

COOC^H^H COC^H^ COOCH^
H COC^Hy COOCH^ COOC^H^
H COC^Hy COOCH^ COC^H^
H COC^H^ COOCH^ COOCH 3̂

COOCH^i COC^H^iso COOCH^
i COCH,3 COOCH^ COOCH^
i COCK^H^ COOCH^ COOCH^

COC^H^ ̂ COOCH^ COOCH^
t
!

COCgH^ COOCH^ COOCH^
C0C2H^ COOCH^ COOCH^-^CH,

Fp(°C)



14
1

H3000
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Substancias preparad
R  R -



stancias

3

3

3

-OCHi

ü.
9

5

Preparadas según e 
R'

invento

COC2H5
COC^H^
: . c ^

' " 3 " )
'OCH^OCH,
'0-CH2.CgH
^ 3 " ?
OC^Hy
OC^Í,
3V,Hg
X 2H5

'C2H5
'^"5
'=3"7
C3H7

C3 H7
C^Hy

COOCH  ̂ CGGCr' -c = c¡] 

COOGH°^^ ^ ° ^ 2 - ( C H  )=CH,
COOCHy-CH^CHg COOCHy-CH^CH, '

COOCH3̂ COOCH^
COOCH^ COOCH^
COOCH^ COOCH^
COOCH^ COOCH^
COOCH^ COOCH^
COOCH^ COOCH,
COOCH^ 3

COOCH^
COOCH^ COOCH,
COOCH^
n n n f u

3
COOCH^

3

COOCH-
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^

COOCH,
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
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itancíaa___*— .^reparadas según el inven̂ -i-t
R '

- f P H   ̂ " " '
R " R " <

3-̂ 2 C O C ^  

;2"5 : o c ^
^ ' 3X7

^  ^'3*7
3 M 3X 7

2 3 OC2H
5 '* OC-H

COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH

3̂

COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^

5

;Ü0
co
yCO
OCCH-,

^ 5
^ 2^5

'C2H5

C2H5
C2H5
C2H5

COOCH^ COOCH^
COOCH^ COOCH^
COOCH^ COOCH^
COOCH 3̂ COOCH^
COOCH^ COOCH,
COOCH 3̂

3
COOCH^

COOCH^ COOCH^
COOCH^ COOCH,
COOCH^ 3COOCH^

Fp(°C,
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Ejemplo 8

10

15

20

25

C
f ^-NH-COCgH^

NH-C
^M-COOCH^

\ MH-COOCH2 5
s.eí, . 1  .6ted. ^  ,1 E.ie.pi. ^

^  14 .4  ,  . . i , . )  j .  '
.i...,,ilid. d.i P.,. , ^  ^ ^  ^  ..i.., ^
4t.r ^ . a u . .  1. ..
.1*1.... 1P,7 , de "-^-Pr.pi....idd-4- f . . l i ^ ^ , .
H ,M "bis-metoxicarbonil-Ruanidina del 1.f. -

J*. fe,., .pe,.ti.. ..„.,„e,di„,t., . ,.,ti, {te,..
S - . . t í l i e e .  de i . . t i ° 6 „ .  N , . . - d i .d b . t i t u i d e .  y  d . 2 - ^ , i . . .

5-fe,il.dlfd.ii..,iiid.._ ebt.i.e. le. ^et.-
Hados en la siguiente tabla:

x.



"3*
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Material de partiáa ¿ubstanci

R R'
H
H
H
H
H
H
H
H
H
H
H
H
H

COCH^
COCH,3
COCH^ 
COC^IL, 
COC2H5 
COC^H^ 
COC^?L 
COC^Hy 
COC^H^
COC^Hq
COOCH*

ISO

COOC^H^ 
COC^H^ 1

F(°C)

9 7



s u b s t a n c ia s  p r e p a r é as sep;&n el inv^ntn

'c)

-SO

^-rJHR

COC^Hy
COC^H^
COC^H^iso
COOCH^
COOC^H^
COC^H^

^NR"
NH- C ^

\fJH R "
R' R"
COCH-3 COOCH^
COCR^ COOCH^
COCH^ COOOH^
coc^n^, COOCH^
COC^H^ COOCH^

COOCH^COC^H^
COOCH^
COOCH^
CCOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^

R"'
COOCi^
COCghg
COOC^H^
COOCH^
COC^H^
COOC^H^
COOC^H^
COC^H^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^

F p(°c ;



Lf\*<*
[

COO
CH;
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' Material de partida
R R'
H COCgH^
H
H 0002^
H 0002^
H C0C2^
H

c°-<0
H C0-(T}

H C0CH20CH^
H C O - ^ O C g H
4-CH^ COC-H,, 3 r3-CH^ COC^Hy
2 -CHx3 COC^Hy
4-C1 COC-Hc 2 3
3-C1 0002^
2-C1 COCgM^
4-NHCOCH^ C0C2?^
4-Br COC^Hy
3,4-Cl2 COC^Hy

F(°C)
Substancias.— -^re paradasR
H 
H 
H 
H 
H
H

H

H 
H 
4
3-Ch
t-CH

2- CH 
4-C1
3- C1 
2-C1
4- NHCOCH, 
4-Br
3,4-Cl^ ;

^ 1 3

-OC2H5
-OCoH.
-CC^^
o' O

)CH2ÜCH^

K 3H7
'C3ÍÍ7
C3H7
C2H5
"2H5

.^"5
^ " 5
f3^7
'3^

i¡



Paradas según el inv̂ nf-r,
R' R" p M !

"*6*13

:oc2^
:0C2H,
OC^H

!)CH20CH^
^CHgOC^H^

'S"7
'3"7
C2H5

=2"5

:'3"7
'3^7

COC'CH^
COOCH^
COCCH^
COOCH^

C00C^-CH=CH2

COOCH^

COOCH^

COOCH^
COOCH^
COOCH^
CCOCn^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COCCH^
CCOCH^
COOCH^

COOCH^
COOCH2-CH=CH2
C00CH2-C=^H^
COOCH-C(CH^)-a
C00CH2-CH=CH2

COOCH^

COOCH^

COOCH^
COOCH^
COCCH^
COOCH^
COCCH^
COOCH^
COOCh^
COOCh^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
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Material de partida 
R R'
4 - C ^ COC^Hy
4 - C . .H ,

2  5 COC^Hy
3 , 5 - ( C H ^ ) 2 COC^Hy
2 , 4 - ( C H ^ ) 2 COC^Hy
3 - 0 0 2 ? ^ COC^Hy
4-O C H ^ COC^Hy
3 -OCH 3 COC^Hy
2 - 0 0 2 ^ C0 C2 H^
3 -  C H ,,4 -  B r ^ C0 C2 H^
3 - C F ^ COCgH^
4 - F C0 C2 H^
4-C H ^C O C0 C2 Í ^
3-C H ^C O COC^H^ 

2  34 -C ^H y C O COC-Hp, 
2  5

4-N H C 00C H ^ COCgH^
4 -C N COCgH^
3 -C N COC-Hc 

2  5

Substancias
F ( ° C )

3,5-(CH3.)¿ 
2,4-(CH^)^ 
j - t X ^  
4-OCH^ 
3-OCH, - 
2-00^ ^

!3'

3

3- CH
4- Mr
3- CF
4- F
4-CH^CO
3- Cii,CO3
4- C,j-F,CC 
4-NHCOOCH, 
4-CN 
3-CN

p̂reparada;
R '
COC^H^
COC^H^
COC^Hy
CÓC^Hy
COC3H7
COC^Hy
"OC3H7
COC^H,
'OC^H^

*2"5

'°2"5



!^&#-s!

estancias preparadas 
R'

— ^s según el invento

,5-(CH^)^
,4-(CH^)^
-OC2H5
-OCH^
-OCH^ .
-OC^H^2 5-Cii-Mr
-CF

3'

3

-CH^CO
-Cíi-CO3
'Ĉ  tiyCO 
-NHCOOCH^ 
-CN 
-CN

. COC^Hy 
C O C ^  
COC^H^ 
COG^Hy
c o c ^
c o c ^
COC3H7

COOCH,
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^X S H 5 COOCH^

¡OC^H- cooch^
'°Cz"5 COOCH^
'°C2"5 COOCH^
OCghg COOCH^
OCzH, COOCH^

COOCH^
^ 2^5 COOCH^
-XzHg COOCH^
*2"5 COOCH^

R" '
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCR^
COOCH^
COOCR 3̂
COOCH^
COOCH^
COOCi^
cooct^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
COOCH^
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Kjompío <)

*^ ^ - N H C O - c'3^7

15

2o

^5

^N-COOCH3

^NH-COOCH,

10

S (o,o5 moles) de 2-amino-4-fcnilsulfonil-
butiranilida (P.f. = ^  _ ^,-ó

3 14_> c) son calentados en 100 mi
' ^tanol con 10,3 K )o,ocoles) de .ten S-metilico de

^N.-bis-meto,iear.onil-iaotiohrea ba.,o adiei6n de 1 g de
P toluensulfon^co durante 3 horas. Después de la

„  f.r„. ^  ^

'' , d.

d. ...ti.ür.. y d.

"tienen los compuestos deta­
llados en la siguiente tabla:



14
8

!
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Material de partirla

NH^

Subst,

R^

R R' F(°C) R
H COCH3̂. HH COCH,3 HH COCH,3 ríH COC^H^ iH COC^H^ i
H
H
H
H
H
H
H
H

COC^H^
COC^Hy
COC^Hy
COC^H^
COC^Hgiso
COOCH^
COOC^H^
COC^H^
COCgH^

i

1
!
[
í



)

Substancias preparadas sepln .1

COCH^ COOCH^ COOCH;
COCH- 3 - COOCH^ 3COC-H
COCH^ COÓCH^ 2 5 COOC-H
COC^H^ COOCH^ 2 5

COOCH^
COC^H^ COOCH^ COC-HcCOC^H^ COOCH^ 2 5 

COOC^H-
COC^Hy COOCH^ 2 5 

COOC-H.
COC^Hy COOCH^ 2 5

COC-HcCOC^H^, COOCH^ 2 5 
COOCH;

COC^H^iso COOCH^ 3
COOCH;

COOCH^ COOCH^ 3COOCH-
COOC^H^ COOCH^ 3COOCH;
C O C ,H „ COOCH^ 3

COOCH-
C O C g H ^ COOCH^ 3

COOCH^



<
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Material de partida Substancias ¡reparada:
R R' F (°c ) R .'
H COCgĤ
H COCgĤ
H
H COO,1̂ ,

H C O -Q  
H
H C0CH2ÜCH^
H CO-CH-OC^H  ̂, ¿ 0 5  
4 -CH3 COĈ Hy
3 -  CĤ  COĈ Hy
2 -  CĤ  ¿OC^Hy
4 -  C1 COĈ Ĥ
3 -  C1 CCK̂ Ĥ
2-C1 (XX̂ Ĥ
4 -  NHCOCĤ  COCr,Hc ,  ̂ 3 2 5 4-B r COĈ Hy
3 ,4 -C lg  COC^Hy

H 'OĈ Ĥ
H OĈ Ĥ
H
H :0C2 ^
H !0- Q
H ¡0-^H^
H ¡OCĤ OCH, 
R ¡O-CĤ OĈ  
4-CH^ ¡OĈ Hy
3 -  CĤ  ÍOĈ Hy
2 -  CĤ  pC^Hy
4 -  C1
3 -  C1
2-C1 PC2 H5

4 -  ÑHCOCĤ  ¡0 0 2 ^  
4-Br jo^H y  
3 ,4 -C l-  ¡OC,H-

t
¡

!



- }sgáns^§ ta^gá^s

Rancias,reparadas sep;ún el invento
! R " R" '

'OC^H^ COOCH^ COOCH^-CH^CH
: 0 C 2 ^ COOCH^ C 0 0 C H 2 * C ^ C H
iOĈ Ĥ COOCH^ C O O C H g-C ÍC H ^
'OC^H^ COOCHp-C H =C H p COOCH^-CH^CH

' ° - b COOCH, COOCH^
¡O^W ) COOCH3̂ COOCH^

.'OCH^OCH^ COOCH^ COOCH^
.'O-CH^OCgH^ COOCH^ COOCH^

; :0C ^H y COOCH^ COOCH^
COOCH^ COOCH^

,-oc^ COOCH^ COOCH^
:oc^H^
'OC^H^
OC^H^

COOCH^
COOCH,3
COOCH^

COOCH^
COOCH^
COOCH,

)CH^ OC^H^ COOCH^ 3
COOCH^

OC^Hy COOCH^ COOCH^
2 OC^Hy COOCH,3 COOCH,3

J

!



}
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preparadMaterial de partida 
R R'
4 - C ^ COC^H^
4-c,H, COC^Hy
3,5-(CH^)2 COC^Hy
2,4-( C H ^ COC^Hy
3-OC2^ COC^Hy
4-OCH,3 COC^Hy
3-OCH^ COC^Hy
4-SCH3 c o c ^
2-OC^Hg COCpH^
3-CH^,4-Br COCpH^
3-CF3 COCpR^.
4-F COCpH^
4-CH^CO COC^H^
3-CH^CO COCpH^
4-C^HyCO COCpH^
4-NHC00CH^ , 3 COC-H^ 2 34-CN COCpH^
3-CN COCpH^

Substancias
F(°C) R

- ^2^5
3,5**(CH^)2
2,4-(CH^)2
3- OC2H5
4- OCH3
3- OCH3
4- SCH^
2- 0C2^
3 -  CH^,4-Br
3- CF3
4- F
4-CH^CO
3- CH^CO
4- C^HyCO 
4-NHC00CH, 
4-CM ' 
3-CN

R'
COC^H,
COC^HJ
COC^HJ
COC,H. 3 ^
COC^RL 3 / 
COC,H- 3 /
COC^Hy
COC^Hy
C0C2^
COC2H^
COC-H^ 2 5
COCpH^
COC^H^
c o c ^
COÜ2H^
C0C2^
COCpH^
COCgH^
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obstancias

02^5
5-(CH^)^
4-(CH^)2
OC^H^
OCH^
OCH^
SCH^
OC^H^
3H^,4-Br
^ 3

m^co
:R^co
^HyCO
ÍHCOOCH

3̂!N
N

preparadas sep;ún el invento 
R' R,.
COC^Hy COOCH^ COOCH^
COC^Hy COOCH^ COOCH^COC^Hy COOCH^ COOCH^COC^HL^ COOCH^ 3COOCH^
COC^Hy COOCH^ 3

COOCH^
COC^Hy COOCH^ 3

COOCH^COC^Hy COOCH^ 3COOCH^
COC^Hy COOCH^ COOCH-C'OC-H^ COOCH^ 3COOCH^
COC^H^ COOCH^ COOCH
COC-H^. COOCH^ 3COOCH^
COC^H^ COOCH^ 3COOCH^
COC^H^ COOCi^ COOCH^
COC^H ¿ 5 COOCH^ 3COOCH^
COC^H^ COOCH^ COOCH^
COC^H^ COOCH^ COOCH^
COC^H^ COOCH^ COOCH^
COC^H^ COOCH^ COOCH„3



1 Ejemplo 10

10

A una so lu c ión  de 8 ,9  g  de N -(2 -b u tlro a m id o -4 -fe n iltio -  
f e n i l ) - N ', N' -b is-m e to x ic a rb o n il-g u an id in a  . f . j 55a c ,
B jm tp l. ( 4 } / e n  1 , 4  l i t r o s  a .  anh íd rido  ao d tico  se  gotean 
2^3 00 de HgOg ( a l  30 %). Después de 10 h o ras  se  conoentra 
e l  p r e p ^ a d .  en v a c io , . 1  re s id u o  se  m ezcla . . .  una m ezcla 
de 4 s te r  a . 4 t i o .  y  4 t . r  de p e tró le o  y p , ,

Se obtienen 8,5 g de N-(2-butiroamido-4-fenilsulfinil-. 

fenil)-N,N'-bis-metoxioarbonil-guanidina del p.f. i86ac 
(descomposición), (disuelto y preoipitado enmetanoi/dster 

aoétioo). El espectro de masas muestra una oresta molar de

Trabajando en forma correspondiente se obtienen de 

31,2 g de n-(2-metoxiaoetamido-4-feniltio-fenil)-N',y''_ 

bi^etorlcarbonil-gaanidina y 8,5 00 de HgOg (al 3 0 %)

de N-(2-metoxiacetamido-4-fenilsulfinilfenil)-N',N"-bia-
metoxioarbonil-gnanidina del p.f. 134RC.
Ejemplo 11

460

25

'NH-C'N"C00CHs
^NH-COOCH.
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S.gd. .i d..c,it. ^  .i eje^l. 1. .. .Mi.n.n;

* S de N-(2-Mtir.^id.-4-f.niitl.-f.nii).B,,,'¡,^,_
y .. d. 3. ,

° , a . - a ^ . t . .
" i . a r b e n i l ^ d i n a  ,s.„. m  e.pe.tre d. ^  
muestra una cresta molar de 476,

Trabajad, m  forma eerre^endimt. .. .Mi,,., .. 6,9

& d .  N-f2-metcri-ac.tamldc-4-f.^iti..f,nil)-Ng.pe-Ms^..
t . " i . a r b e n l l ^ ^ d l n a  y 14 , de ^ , ( ^  3, ,) .,. , „  

-(2-metexi..et^d.-4-f.nilsnlf.nil-fenii).p, ,B"-bi.-...
toxioarbonil-guanidina del p.f. 142C0.

' . N O T A

Descrita euflcimtem.nt. la natural.,, d.l invente, 
aai .en. 1. manera de r e a l i ^ . .  .. ^  p^.tic., debe B.. 

aera, constar qa. las ^cMcici.ne. anteriormente indica­

da. ..n -..ptible. de ^edificación., d. detall. .. enante 

ao alteren su principie fundamental. TamblO. .. h,,.

ar íu. .1 inv..t. e.rr..,.nd. . una .oli.itud de patente ! 
pr...nt^a en Alem^i. c.n .1 n. P 24 23 679., *

"ay. de 1.974, acogiéndose M r  1. tant. a 1., beneficie, 

d.. ........ le. , . n c ^ c .  Intetnaclonalea .. viger, .i..,

d. 1. que censtituye la eaenci.d.l referid. invente 

1. ... .. ..li.it. p.t.nt. d. Invención ,.r 2. ^

PARA ^ 4 ^
3TITCIDAS, .M-actericínd... p.r 1. , i g ^ ^ . ,
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1 .-  Procedim iento p a ra  p rep a ra r  fe n ilg u a n id in a a  subs­
t i t u i d a s ,  de fórm ula

10

15

20

25

. .  1 .  q u . R y  El , . n  d ife r e n te s  u n . da . t w  y  re p re se n ta n  
a lte rn a tiv am en te  cada vez uno de lo a  re a to a

-COK* y
OOOR5

NH-COR'
en cu y a . ú l t i m a  fdnm tlM  R^ ee h i d ^ g . . . ,  ¿ L q u il. ^ r . n t u r  
mente s u b s t i t u id . ,  o i e l . r u i l o  a v s n t u r s n t s  s u b s t i t u id . ,  
a r i l .  ev .n tu a lm .n t. s u b s t i tu id o , ^ n .  ^ e n t u r a n t e  .u b a t l -  
t a id e ,  s lo o r i  a v e n t u r a n t e  s u b s titu id o  o a ra lq u ilo  aven­
t ú r e n t e  M b e tltu íd o , R? . .  r < i i i .  a v e n t u r a n t e  e .b a t i -  
tu id o ,  a lq a s n i l .  a v e n t u r a n t e  su b a titu íd o  .  a l q u in i l .  ev en tua l 
. . . t e  s u b s t i t u id . ,  y  R6 h id rd g e n ., a l q u i l ,  ^ e n t ú r e n t e  
a u b a t i tu id . ,  c i . l . . i q u i l .  a v e n t ú r e n t e  e u b e titu id o , a l o .n i  
^ e n t u r ^ t .  s u b s t i tu id . ,  ü q u s M l r  ^ m t u r ^ t .  ^ i -  
t u i d . ,  a l q u i n l l . n  s v . n t u r . n t s  s u b s t i t u id . ,  a r i l .  m rentual-
n s n t .  s u b s t i tu id . ,  a ra lq u ilo  e v . n t u r . n t .  s u b s t i t u id . ,  a l ­
q u i l .  ^ e n t ú r e n t e  a u b e t i tu id .  .  a lq u in i l .  ^ e n t ú r e n t e
a u b a ti tu id o , y  en ouya fórm ula p r in c ip a l  ( I ) y  R^ pueden
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15
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" T  igaslM . dlf.r.nt.a y hidrdg..., á^uil.
y . . t u ^ . . t .  . .b o t i^ d o ,
' " " "  ^ u ^ , . . b .  aubotituido, haldgou., h^.go^. 

a lq u i lo ,  - la ñ o , a lq u l l t i o  ^ b o b i t ^ d o ,  . . u .
- . u t u a ^ o u t .  o u b o titu id o  .  c a r b ó n
i l t u i d o ,  y l o o u n  d t . .  d .  o ^ g o n o , u .  ^  d .  ao u fro , .1  
grupo a u l í i M l .  o .1  g ^ , , .  ^ n f o u i i . ,  o ^ d o t . ^ o  
a o r i T ^ o .  o u b .^ tu id .o  d .  u ^ i ^ .  g .

-NH-CO-R ( I I )

en la cual R^ p3 g4 — .. ^ 2. .  y X  tienen  loa  s ig n if ic a d ., arriba
0° ^ ^ ^ la a a l. .  1 . g g . .

la  P c io id . 5 d .l  gru^, ^ b o titu íd . d . fd r-
" u l. M I). . .  b a o ., r .a o .1 .^  g . .  g . . g g ^  „

20

25

XNH-COR^ (III)

.. 1. ̂  .! y tío... 1.. . i ^ n o ^ u  ^ b .

'  '  ^ 1 "  -  1 a 4 ^ o .  d . . . b . . , ,
"  ^  y ou py...^.

"atalio^.,, . t.p.,.tur^ outro o y 
12M0, ... Pr.f.r.,.i. .otro 3. y 10M. . ^

1
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1 o b t.n o id n  d .  1 . .  oom pus.to, d<¡ fd m m l. ( I )  d .n d . 1 . ,  
R. R .  y  R3 t i . n . n  .1  . i g n i f l o ^ o  m r i í , .  
. l g n l f i o .  SO d SOg, c o n p u .! to . d .  f d m n i .

reatoa

y x

5

dond. R, R \  y R3 t im a n  .1  . i g n i f i . ^ .  m r i b .  in d ic a d . ,  
. .  h a . .n  r . m . i . M r  . . .  i .  o rn tld m  . . r r . m . . d i . n t .  4 .  un 
agenta de oxidaoidn a  oompueatoa de fd n m la

donde lo a  re a to a  R. Rl p2 „  ^3 ^^ o a  N, R , R y  RJ t ie n e n  3 .., a ig n if ic a d o a  a r r i ­
ba  ind icadoa y Z a íg n if io a  SO d SO2.

P r . . . d l n i . n t .  o .gdn 1 .  r . lT in d io .o id n  i ,  . m . . t . r i -
P-rqu. .m. d i lu y .n t .  .. „pl.. ... 

so lv en te  orgánloo p o la r .
3 . -  P r o d .d in i .n t .  s .g d n  1 .  r . lT i a d io . . i d n  1, o m . o t . r i -  
po rqn . . . .  d .id o  . .  . . .  , a . f . r . n . i .  ^  . i . ^ d .

.B t r .  1 . .  á o id . .  o lo rM d rio o . m l M r i . . ,  n i t r i . . ,  M ^ i m ,  
a o á tio o ,p - to lu e n o a u lfó n lo o .

4 . -  R r . . .d in im to  p m .  p r .p m m  f m i l g n m i a m ) .  . . b . t i -
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1

5

tKi&M, tal y .ama viada aubatanalaHanta d.aarite an la pr., 
sente Memoria.

Esta Mamarla ..nata da 15$ hoja, ...rita, a máquina 
por una eola cara.

Madrid,
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